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@ Neue Pyrazolopyrimidine der Formal 




(D. 



in welcher 

R\ R^, R^, und die in der Beschreibung angegebe- 
nen Bedeutungen haben, 

ein Verfahren zur Herstellung dieser Stoffe und deren Ver- 
wendung zur Bekampfung von Schadorganismen. 
Neue Zwischenprodukte der Formein 
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Beschreibung 
Pyrazolopyrimidine 

5 [0001] Die vorliegende Erfindung betrifift neue Pyrazolopyrimidine, ein Verfahren zu ihrer Herslellung und ihre Ver- 
wendung zur Bekampfung von schadlichen Qrganismen. Die Erfindung betriffl aufierdem neue Zwischenprodukte sowie 
Verfahren zu deren Herstellung. 

[0002] Es ist bereits bekannl geworden, dass beslimmte Pyrazolopyrimidine fungizide Eigenschaften besitzen (verglei- 
che DE-A 31 30 633 oder FR-A 2 794 745). Die Wirkung dieser Sloffe ist gut, lasst aber bei niedrigen Aufwandmengen 
10 in manchen Fallen zu wiinschen ubrig. 

[0003] Es wurden nun neue Pyrazolopyrimidine der Formel 




0). 



in welcher 

R* fiir Amino, Hydroxy oder fur jeweils gegebenenfaUs substituiertes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cyloalkyl, Alkoxy, Al- 
25 kenyloxy, Alkinyloxy, Cycioalkyloxy, Alkylamino, Dialkylamino, Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkylamino, N- 
Cycloalkyl-N-Alkylamino, Alkylidenamino oder Heterocyclyl steht, 

fiir Wasserstoff oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl oder CycloalkyI steht, oder 
R^ und R^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, dnen gegebenenfalls substituierten heterocyli- 
schen Ring bilden, 
30 R^ fur gegebenenfalls substituiertes Aryl steht, 
fiir Wasserstoff oder Halogen steht und 

fiir Halogen, Cyano, NiUro, Halogenalkyl, Formyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyl, Hydroxyiminoalkyl oder Al- 

koxyiminoalkyl steht, 

sowie Saure-Additionssalze von denjenigen Verbindungen der Formel (I), 
35 in denen 

R* fiir Amino steht, 
gefunden. 

[0004] Die erfindungsgemSBen Verbindungen konnen je nach Substitutionsmuster gegebenenfalls als Mischungen ver- 
schiedener moglicher isomerer Formen, insbesondere von Stereoisomeren, wie z. B. E- und Z-, threo- und erythro-, so- 
40 wie optischen Isomeren, gegebenenfalls aber auch in Form von Tautomeren vorliegen. Ist R-^ an beiden Atomen, die der 
Bindungsstelle benachbart sind, ungleich substituiert, konnen die betrefFenden Verbindungen in einer besonderen Form 
der Stereoisomerie vorliegen und zwar als Atropisomere. 

[0005] Weiterhin wurde gefunden, dass sich Pyrazolopyrimidine der Formel (I) herstellen lassen, indem man 
45 a) Halogen-pyrazolopyrimidine der Formel 



50 



55 



60 



65 




in welcher 

R^, X^ und X^ die oben angegebenen Bedeutungen haben und 

fur Halogen steht. 
mil Aminen der Formel 

•J* 

I (m) 

H 

in welcher 

R* und R^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmitlels, gegebenenfalls in Gegenwarl eines Kalalysators und gege- 



2 



DE 102 23 917 A 1 

benenfalls in Gegenwart eines Saureakzeptors, umsetzi, 

und gegebenenfalls an die so erhaltenen VerbiDdungen der Formel (I), in denen 

fiir Amino steht, 
eine Saure addiert. 

5 

[0006] SchlieBlich wurde gefunden, dass sich die neuen Pyrazolopyrimidine der Formel Q bzw. deren Saure- Addid- 
onssalze sehr gut zur Bek^pfung von Schadorganismen eignen. Sie zeigen vor allem eine starke Mrksamkeit gegen un- 
erwunschte Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien. Aufierdem besitzen die erfindungsgemaBen Stoife auch eine 
sehr gute insektizide und neraatizide Wirkung. 

[0007] Oberraschenderweise besitzen die erfindungsgemaBen Pyrazolopyrimidine der Formel (I) sowie deren Saure- 10 
Additionssalze eine wesentlich bessere Wiricsamkeit gegen Schadoi^anismen als die konstitutionell ahnlichsten, vorbe- 
kannten Stoffe gleicher Wirkungsrichtung. 

[0008] Die erfindungsgemaBen Pyrazolopyrimidine sind durch die Fonnel (I) allgemein definiert. 
[0009] steht bevorzugt fur Hydroxy, Amino, fur gegebenenfalls durch Halogen, Cyano, Hydroxy, Amino, Phenyl, 
Heterocyclyl, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkoxycaibonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkylamino mit 1 is 
bis 4 Kohlenstoffatomen, Dialkylamino mit 2 bis 8 Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, Ha- 
logencycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 Halogenatomen, Alkylthio mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, 
Oxo, Hydroxyimino und/oder Alkoximino mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff- 
atomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkenyl mit 2 bis 6 20 
Kohlenstoffatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkinyl mit 2 bis 6 
Kohlenstoffatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Halogenalkyl mit 1 bis 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 Haloge- 
natomen, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 7 Kohlenstoffatomen, 25 
fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkoxy mil 1 bis 7 
Kohlenstoffatomen , 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkenyloxy mit 2 bis 

6 Kohlenstoffatomen, 

fur gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkinyloxy mit 2 bis 30 

6 Kohlenstoffatomen, 

fur gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Cycloalkyloxy mit 3 
bis 7 Kohlenstoffatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkylamino mit 1 bis 

7 Kohlenstoffatomen, 35 
fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Dialkylamino mit 1 

bis 7 Kohlenstoffatomen in jedem der Alkylreste, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkenylamino mit 2 
bis 6 Kohlenstoffatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkinylamino mit 2 40 
bis 6 Kohlenstoffatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Cycloalkylamino mit 
3 bis 7 Kohlenstoffatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes N-CycIoalkyl-N-al- 
kyl-amino mit 3 bis 7 Kohlenstoffatomen im Cycloalkylteil und 1 bis 7 Kohlenstoffatomen in Alkylteil, 45 
fur gegebenenfalls durch Halogen, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Alkylidenamino mit 
2 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder 

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Alkyl, Cycloalkyl, Cyano, Phenyl und/oder Heterocyclyl substituiertes Heterocyclyl 
mit 5 Oder 6 Ringgliedem, 

wobei die zuvor genannten Heterocyclyl-Reste einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert sein konnen SO 

durch 

Halogen, Hydroxy, Phenyl, 1 ,2-Dioxyethylen, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogenalkyl mit 1 oder 2 Kohlen- 
stoffatomen und 1 bis 5 Halogenatomen, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkylthio mil 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen, Halogenalkoxy mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 Halogenatomen, Halogenalkylthio mit 1 oder 2 
Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 Halogenatomen und wobei die zuvor genannten Heterocyclylreste gesattigt oder teilweise 55 
ungesattigt sind, 

und wobei die zuvor genannten Phenyl-Reste einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert sein konnen 
durch 

Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 60 
Kohlenstoffatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkenyl oder Alkenyloxy mil jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen; 
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkyl, Halogenalkoxy, Halogenalkylthio, Halogen alkylsulfinyl oder Ha- 
logenaikylsuffonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 13 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen; 
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halogen alkenyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen 65 
und 1 bis 13 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, Dialkylamino, Alkylcarbonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyl, 
Alkylsulfonyloxy, HydroximinoalkyI oder Alkoximinoalkyl mit jeweils I bis 6 Kohlenstoffatomen in den einzelnen Al- 



3 



DE 102 23 917 A 1 



kylteilen; 

Cycloalkyl mit 3 bis 6 KohlenstofFatomen, 

in 2,3- Position verkniipftes 1,3-Propandiyl, 1,4-Butandiyl, Methylendioxy (-O-CH2-O-) oder l^-Ethylendioxy {-O 
CHa-CHa-O), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, gleichartig oder verschieden substituiert sein konnen durch Ha- 
s logen^ Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoifatomen und/oder Halogenaikyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen und 1 bis 9 gieichen 
oder verschiedenen Halogenatomen. 
[0010] steht bevorzugt fiir Wasserstoff, 

fiir gegebenenfalJs durch Halogen, Cycloalkyl mil 3 bis 6 KohlenstofFatomen Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Al- 
kylthio mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Oxo, Hydroximino und/oder Alkoximino mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen substi- 
10 tuiertes Alkyl mit 1 bis 4 KohlenstofFatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstofifatomen substituiertes Alkenyl mit 2 bis 4 
Kohlenstofifatomen, 

fiir gegebenenfalls durch Halogen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstofifatomen substituiertes ADdnyl mit 2 bis 4 
KohlenstofiFatomen oder 

15 fur gegebenenfalls durch Halogen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstofifatomen substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 
6 Kohlenstofifatomen. 

[0011] R^ und R^ stehen auch bevorzugt gemeinsam mit dem Stickstofifalom, an das sie gebunden sind, fiir einen 3- bis 
6gliedrigen heterocyclischen Ring, der gesattigt oder teilweise gesattigt ist, der neben dem bereits erwahnten Stickstof- 
fatom noch ein weiteres Heteroatom aus der Reihe Stickstofif, Sauerstoflf und Schwefel enthalten kann und der einfach bis 
20 dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert sein kann durch 

Halogen, Hydroxy, Cyano, Morpholinyl, Amino, einen annelierten Phenylring, eine Methylen- oder Ethylenbriicke, 
Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen, 

Halogenaikyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 gieichen oder verschiedenen Halogenatomen, 
Alkylcarbonylamino mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkylteil, 
25 Dialkylamino mit 2 bis 8 Kohlenstofifatomen, 

Alkoxycarbonylamino mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkoxyleil, 
Di(alkoxycarbonyl)amino niit 2 bis 8 Kohlenstofifatomen in den Alkoxyteilen, 
Hydroxy alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen, 

Alkoxycarbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkoxyteil und/oder 
30 Alkylcarbonyl mit 1 bis 4 KohlenstofFatomen im Alkylteil. 

[0012] R^ steht bevorzugt fiir Phenyl, das einfach bis vierfach, gleichartig oder verschieden substituiert sein kann 
durch 

Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 
35 Kohlenstoffatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkenyl oder Alkenyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstofifatomen; 
jeweils geradkettiges oder verzwdgtes Halogenaikyl, Halogenalkoxy, Halogenalkylthio, Halogenalkylsulfinyl oder Ha- 
logenalkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstofifatomen und 1 bis 13 gieichen oder verschiedenen Halogenatomen; 
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halogenalkenyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstofifatomen 
40 und 1 bis 11 gieichen oder verschiedenen Halogenatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, Dialkylamino, Alkylcarbonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyl, 
Alkylsulfonyloxy, Hydroximinoalkyl oder Alkoximinoalkyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstofifatomen in den einzeben Al- 
kyl teiien; 

Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstofifatomen, 
45 in 2,3-Position verknupftes 1,3-Propandiyl, 1,4-Butandiyl, Methylendioxy (-O-CH2-O-) oder 1,2-Ethylendioxy (-0- 
CH2-CH2-O-), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, gleichartig oder verschieden substituiert sein konnen durch Ha- 
logen, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen und/oder Halogenaikyl mil 1 bis 4 Kohlenstofifatomen und 1 bis 9 gieichen 
oder verschiedenen Halogenatomen. 

[0013] steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor oder Brom. 

50 [0014] steht bevorzugt fur Cyano, Ruor, Brom, lod, Nitro, Formyl, Halogenaikyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen 
und 1 bis 9 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, Alkoxycarbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkoxyteil, Alkyl- 
carbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkylteil, Hydroximinoalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkylteil oder 
fur Alkoxyiminoalkyl mit 1 bis 4 KohlenstofFatomen im Alkoxyteil und 1 bis 4 Kohlenstofifatomen im Alkylteil. 
[0015] R* steht besonders bevorzugt fiir Hydroxy, Amino, Methyl, Ethyl, n-Propyl, i-Propyl, n-Butyl, i-Butyl, s-Butyl, 

55 t-Butyl, n-Pentyl, i-Pentyl, 1,2-Dimethylpropyl, oder 

R* steht besonders bevorzugt fiir Methoxymelhyl, 2-Methoxy-ethyl, Methylthiomethyl, 2-Methylthio-ethyl, Hydroximi- 
nomethyl, Methoximinomethyl, Acetylmethyl, 2-Hydroximino-propyl, 2-Methoximino-propyl, Allyl, 2-Methylprop-2- 
enyl, Propargyl, 2,2,2-Trifluorethyl, l-(Trifluormethyl>ethyl, 3,3,3-Trifluorpropyl. 

Cyclopropyloxy, Cyclobutyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyloxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Difluorchlorme- 
60 thoxy, Trifluorethoxy, 

Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propyi amino, n-, i-, s- oder t-Butylamino, Dimethylamino, Diethylamino, Trifluo- 
rethylamino, Cyclohexylmethylamino, 2-Cyanethylamino, Allylamino, 1-Cyclopropylethylamino, Cyclopropylamino, 
Cyclobutylamino, Cyclopentylamino, Cyclohexylamino, 1-Methylethyliden amino, 

fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder zweifach, gleichartig oder verschieden durch Fluor, Chlor und/oder Methyl sub- 
65 slituiertes Cyclopropyl, Cyclobulyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Pyrrolidinyl, Piperidinyl, Morpholinyl, Thiamorpholinyl, 
Piperazinyl oder 

fur gegebenenfalls substituiertes Benzyloxy, Pyridylmeihyloxy oder Thiazoloylmethoxy, 
oder 
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stehl besonders bevorzugt fur (2,2-Dichlorcyclopropyl)methyl, (2-Furyl)-methyl, (2-'Ifetrahydrofuryl)methyl, (2-Te- 
trahydropyranyl)methyl, i;2-Dimethylpiopyl, l,3-Dioxolaii-2-yiniethyl, 1-Cyclopropylethyl, 2A2-T>ifluor-l-methyi- 
ethyl, 2,4-Dichloibeiizyloxy, 2,6-Dichlorbenzyloxy, 2-Chlorbenzyloxy, 2-Fluorcyclopropyl, 2-Hexahydropyranyloxy, 2- 
Thienylmethyl, 2-Trifluorniethylcyclohexyl, 3-(I>imethylamino)-propyl, 3^-bis-TYifluormethylcyclohexyl, 3,5-Dichlor- 
benzyloxy, 3-Aminopropyl, 3-Chlorbenzyloxy, 3-'IVifluonnethylben2yloxy, 3-Trifluormethylcyclohexyl, 3,5-{Bis-triflu- s 
oniiethyl)-cyclohexyl, 2-TrifluoiTnethyl-cyclohexyl, 4-Trifluormelhyl-cyclohexyl, 4-Chlorbenzyloxy, 4-Fluorbenzyloxy, 
4-Trifluonnethylbenzyloxy, -C(CH3)2-CF3, -C(CH3)2-CHrCOCH3, -CH(CH20H)-C(XX:H3, -CH(CH3)-C(CH3)3, - 
CH(CH3)-CH(0-CH3)2, -CH(CH3>CH=CH2, -CH(CH3>CHrCH(CH3)2, -CH(CH3)-CH2-0-CH3, 'CH(CH3)-CH2-OH, 
-CH(CH3)-C00CH3, -CH(CH3)-C(X)-t-butyl, -CH2-C(CH3)=CH2, -CH2-C(CH3)3, -CH2-CF3, -CH2-CH(OCH3)2, - 
CH2-CH2-CF3, -CH2-CHrCl, -CH2-CH2-CN, -CH2-CH2-N(CH3)2, -CH2-CHrN(CH3)2, -CH2-CHrNH2, -CH2-CHF2, - 10 
CH2-CN, -CH2-COOC2H5, -CH2-COOCH3, i-Butoxy, -NH-CHrCF2-CHF2, -NH-CH2-CF3, -NH-CH2-CH(CH3)2, Me- 
thoxy, Ethoxy, i-Propoxy, t-Butoxy oder -0-CH(CH3)-CH2-CH3, 

wobei die zuvor genannten Thiazolyl- und Pyridyl-Reste im Falle von Thiazolyl einfach oder zweifach und im Falle von 
Pyridyl dnfach bis dreifach, jeweils gleichaitig oder verschieden substituiert sein konnen durch Fluoi; Chlor Brom, Me- 
thyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylt- 15 
hio, Ethylthio, n- oder i-R-opylthio, Difluormethoxy, TVifluormelhoxy, Difluorchlormethoxy, TYifluorethoxy, Difluorme- 
thylthio, Difluorchlormelhyllhio, Dichlorfluormethylthio, Trifluormethylthio und/oder Phenyl, 

und wobei die zuvor genannten Benzyloxy-Reste im Phenylteil einfach bis dreifach, gleicharlig oder verschieden substi- 
tuiert sein konnen durch 

Ruor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Methyl, Ethyl, n- 20 
oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, 
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl, Trifluormethyl, Trifluorethyl, Difluormethoxy, Triflu- 
ormethoxy, Difluorchlormethoxy, Trifluorethoxy, Difluormethylthio, Difluorchlormelhyllhio, TOfluormethylthio, Triflu- 
onnelhylsulfinyl, Trifiuormethylsulfonyl, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethyla- 
mino. Acetyl, R:opionyl, Acetyloxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, Hydro- 25 
ximinomethyl, Hydroximinoethyl, Methoximinomethyl, Ethoximinomethyl, Methoximinoethyl, Elhoximinoethyl, Cy- 
clopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl, in 2,3-Position verknupftes 1 ,3-Propandiyl, Methylendioxy (-0- 
CH2-O-) Oder 1 ,2-Ethylendioxy (-O-CH2-CH2-O), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, gleichartig oder verschie- 
den substituiert sein konnen durch Ruor, Chlor, Methyl, Ethyl, n-Propyl, i-Propyl und/oder Trifluormethyl. 
[0016] R^ stehl besonders bevorzugt fur Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methox- 30 
ymethyl, 2-Methoxy-ethyl, Methylthiomethyl, 2-Methylthio-ethyl, Hydroximinomethyl, Methoximinomethyl, Acetyl- 
methyl, 2-Hydroxyimino-propyl, 2-Methoxyimino-propyl, Allyl, Propaigyl, 2,2,2-Trifluorethyl, 1 -(1,1,1 -Trifluorme- 
thyl)ethyl, Cyclopropyhnethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl oder Cyclohexylmethyl. 
[0017] R^ und R^ stehen besonders bevorzugt gemeinsam mil dem Stickstoflfatom, an welches sie gebunden sind, fur 1- 
Pynolinyl, 3-PyiTolinyl, Pyrrolidinyl, Dihydropyridinyl, Piperidinyl, Pyrazolinyl, Pyrazolidinyl, Imidazohnyl, Imidiazo- 35 
lidinyl, 1,2-Diazinan-yl, 1,3-Dia2inan-Yl, Piperazinyl, Oxazolinyl, Oxazolidinyl, Isoxazolyl, Isoxazolidinyl, TeU-ahydro- 
pyridazinyl, Dihydrooxazinyl, Morpholinyl, Thiazolinyl, Tliiazolidinyl oder lliiomoipholinyl, wobei die genannten He- 
terocyclen substituiert sein konnen durch 

Ruor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Methyl, Ethyl, n- 
oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propyllhio, 40 
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl, Trifluormethyl, Trifluorethyl, Difluormethoxy, Triflu- 
ormethoxy, Difluorchlormethoxy, Trifluorethoxy, Difluormethylthio, Difluorchlormelhyllhio, Trifluormethylthio, Triflu- 
ormethylsulfinyl, Trifiuormethylsulfonyl, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethyla- 
mino. Acetyl, Propionyl, Acetyloxa, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, Hydro- 
ximinomethyl, Hydroximinoethyl, Methoximinomethyl, Ethoximinomethyl, Methoximinoethyl, Elhoximinoethyl, Cy- 45 
clopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, 
durch einen annelierten Phenylring oder 
durch eine Methandiyl- oder Ethandiyl-Brticke 
Oder 

R^ und R^ stehen besonders bevorzugt gemeinsam fOr eine Gruppierung der Formel 50 
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•CO J:/> O 

A-5 , A-6 , A-7 




[0018] In diesen Gruppierungen ist die mit dem StickstofiFatom verbundene Stelle jeweils durch * bezeichnet. 
[0019] stehl besonders bevorzugt fUr Phenyl, das einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituicrt sein 
kann durch 

50 Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Formyl, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Allyl, Propargyl, Me- 
thoxy, Elhoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsul- 
fonyl, Elhylsulfonyl, AUyloxy, Propargyloxy, Trifluormethyl, Trifluorethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Difluor- 
chlormelhoxy, Trifluorethoxy, Difluormethylthio, Difluorchlonnethylthio, Trifluormethylthio, Trifluormethylsulfinyl, 
Trifluormethylsulfonyl, TVichlorethinyloxy, Trifluorethinyloxy, Chlorallyloxy, lodpropargyloxy, Methylamino, Ethyla- 

55 mino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethylaniino, Acetyl, Propionyl, Acetyloxy, Methoxycarbonyl, Ethox- 
ycarbonyl, Hydroximinomethyl, Hydroximinoethyl, Methoximinomethyl, Ethoximinomethyl, Methoximinoethyl, Etho- 
ximinoethyl, Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl, 

in 2,3-Posilion verkniipftes 1,3-Propandiyl, Methylendioxy (-O-CH2-O) oder 1 ,2'Ethylendioxy (-0-CHrCH2-0-), wo- 
bei diese Reste einfach oder mehrfach, gleichartig oder verschieden subslituiert sein konnen durch Fluoi; Chlor, Methyl, 
60 Ethyl, n-Propyl, i-Propyl und/oder Trifluormethyl. 

[0020] stehl besonders bevorzugt fur Wassersloff, Fluor oder Chlor. 

[0021] stehl besonders bevorzugt fur Cyano, Fluor, Chlor, Formyl, Trifluormethyl, Methoxycarbonyl, Methylcar- 
bonyl, Hydroximinomethyl oder Methoximinomethyl. 

[0022] stehl ganz besonders bevorzugt fiir 2,4- oder 2,6-disubstituierles Phenyl, oder fiir 2-subslituiertes Phenyl 
65 oder fiir 2,4,6- irisubsliluiertes Phenyl. 

[0023] Eine ganz besonders bevorzugte Gruppe sind Verbindungen der Formel (I), in welcher 

fiir Amino, Hydroxy, Methyl, Ethyl, n-Propyl, i-Propyl, n-Butyl, i-Butyl, s-Butyl, t-Butyl, 1,2-Di methyl -propyl, 2,2- 
Dimelhyi-propyl, Trifluormethyl, 2,2,2-Trifluonnethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-Trifluor-l -methyl-ethyl, 3,3,3-Trifluor- 
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propyl, 2^,2-Trifluor-l,l-dimethyl-e±yI, 3-Methyl-bulyl, Allyl, 2-Methyl-prop-2-enyl, 2-MethoxyethyU 2,2-Dime- 
thoxy-ethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, 2-Ruorcyclopropyl, 2-'Difluonnethyl-cyclohexyl, 3-Trifluorme- 
thyl-cyclohexyl, 4-Trifluonnethyl-cyclohexyl, 3,5-EHtrifluormelhyl-cyclohexyl, Cyclopropyl-methyl, Dichlorcyclopro- 
pyl-methyl, 1-Cyclohexyl-ethyl, 2-Furyl- methyl, 2-Tetrahydrofi2ryl- methyl, 2-Thienyl-methyl, 1 ,3-Dioxolan-2-yl-me- 
thyl, Propargyl, Methoxycarbonylmethyl, Ethoxycarbonylmethyl, 2-Aiiuno-elhyl, 3-Aminopropyl, 2-Diniethylamino- 
ethyl, Cyanomethyl, 2-Cyano-ethyl, 2-Vinyloxy-ethyI, Pyrrolidinyl, Piperidinyl, Morpholinyl, Thiomoipholinyl oder Pi- 
perazinyl stehu 

fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Allyl, Propargyl, 2,2,2-Trifluorethyl, 1-(1,1,1- 
Trifluormethyl)elhyl, Cyclopropyhnethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclohexylinethyl oder Cyclopropyl 
steht oder 

und R^ gemeiDsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fur jeweils gegebenenfalls einfach oder zwei> 
fach, gleichartig oder verschieden durch Fluor, Chlor, Brom, Hydroxy, Methyl, Ethyl, THfluormethyl, Melhylcarbonyl, 
Methylcarbonylamino oder Methoxycarbonyl substituiertes Pyrrolidinyl, Piperidinyl, Morpholinyl, TTiiomorpholinyl, 
Piperazinyl, 5-Methyl-3,6-dihydro-l(2H)-pyridinyl, 5-Ethyl-3,6-dihydro-l-(2H)-pyridinyl oder Tetrahydro-l-(2H)-py- 
ridazinyl stehen oder fur eine Gruppierung der Formel 




CO itr O 

A-5 , A-6 , A-7 




Stehen, 

R^ fur einfach bis dreifach in 2-, 4- und/oder 6-Position durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Phenyl steht, 
X* fiir WasserstofF oder Chlor steht und 
fur Cyano oder Chlor steht. 

[0024] Die zuvor genannten Reste-Definitionen konnen untereinander in beliebiger Weise kombiniert werden. AuBer- 
dem konnen auch einzelne Bedeutungen entfallen. 

[0025] Bevorzugte erfindungsgemaBe Verbindungen sind auch Additionsprodukte aus Sauren und denjenigen Pyrazo- 
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lopyrimidinen der Formel (I), in denen 
R fiir Amino stehl und 

R^, R^, und diejenigen Bedeutungen haben, die fiir diese Reste als bevorzugt genannt wurden. 
[0026] Zu den Sauren, die addiert werden konnen, geh6ren vorzugsweise HalogenwasserstoffsSuien, wie z. B. die 
5 Chlorwasserstoffsaure und die Bromwasserstoffsaure, insbesondere die OilonvasserstoflFsaure, femer Phosphorsaure, 
Salpetersaure, mono> und bifiinktionelle Carbonsauien und Hydroxycarbonsauren, wie z. B. Essigsaure, Maleinsaure, 
Bemsteinsaure, Fumarsaure, Weinsaure, Zitronensaure, Salicylsaure, Sorbinsaure und Milchsaure, sowie Sulfonsauren, 
wie z. B. p-Toluolsulfonsaure, 1,5-Naphthalindisulfonsaure, Saccharin und Thiosaccharin. 

[0027] Die oben aufgefiihrten allgemein oder in Vorzugsbereichen angegebenen Restedefinitionen gelten sowohl fur 
10 die Endprodukte der Formel (I) als auch entsprechend fiir die jeweils zur Herstellung benotigten Ausgangsstoffe bzw. 
Zwischenprodukte. 

[0028] Verwendet man 3-Cyano-5,7-dichlor-6-(2-chlorphenyl)-pyrazolo[l^-a]-pyrimidin und Methyl-ethyl-amin als 
Ausgangsstofife, so kann der Verlauf des erfindungsgemafien Verfahrens (a) durch das folgende Formelschema veran- 
schaulicht werden. 




[0029] Die zur Durchftihrung des erfindungsgemafien Verfahrens (a) als Ausgangsstoffe benotigten Halogenpyrazolo- 
25 pyriraidine sind durch die Formel (IE) allgemein deiiniert. In dieser Formel (II) haben R^, X^ und X^ vorzugsweise die- 
jenigen Bedeutungen, die bereits im Zusamraenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemafien Verbindungen der 
Formel (I) fur diese Rweste als bevorzugt genannt wurden. steht vorzugsweise ihr Ruor, Chlor oder Brom, besonders 
bevorzugt fiir Fluor oder Chlor. 

[0030] Die Halogenpyrazolopyrimidine der Formel (II) sind neu. Auch diese Stofife eignen sich zur Bekampfung von 
30 Schadlingen, insbesondere zur Bekampfung von unerwunschten Mikroorganismen. 
[0031] Die Halogen-pyrazolopyrimidine der Formel (11) lassen sich herstellen, 
indem man 



35 



40 



45 



50 



55 



60 



b) Hydroxy-pyrazolopyrimidine der Formel 
QH 



(IV) 




in welcher 

R^ und X^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

mit Halogenierungsmitteln, gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt, 
oder 

c) Dihydroxy-pyrazolopyrimidine der Formel 



QH 




(V) 



in welcher 

R^ und X^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

mit Halogenierungsmitteln, gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt. 



[0032] Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemafien Verfahrens (b) als Ausgangsstoffe benotigten Hydroxy-pyrazo- 
lopyrimidine sind durch die Formel (IV) allgemein definiert. In dieser Formel haben R^ und X^ vorzugsweise diejenigen 
Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemafien Verbindungen der Formel (I) 
65 fiir diese Reste als bevorzugt genannt wurden. 

[0033] Auch die Hydroxy-pyrazoiopyrimidine der Formel (IV) sind bisher noch nicht bekannt. Sie lassen sich herstel- 
len, indem man 
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d) Acryls^ureester der Formel 
jCOOR^* 

(VI) 

in welcher 

R"* die oben angegebene Bedeutung hat, 

R"* fiir Alkyl stehl und 10 • 

fur Alkoxy oder Dialkylamino sieht, 
mil Aminopyrazolen der Formel 




H 



n. 



(vn) 



in welcher 

die oben angegebene Bedeutung hat, 
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart einer starken Base um- 
setzt. 



15 



20 



25 



[(M>34] Die bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) als Ausgangsstoffe benotigten Acrylsaure- 
ester sind durch die Formel (VI) allgemein definiert. In dieser Formel hat R^ vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die 
bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen StofFe der Formel (J) fur diesen Rest als bevor- 
zugt genannt wurden. R'' steht vorzugsweise fur Alkyl mit 1 bis 4 Kohlensloffatomen, besonders bevorzugt fur Methyl 
Oder Ethyl. Y^ steht vorzugsweise fur Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen oder fiir Dialkylamino mit 1 bis 4 Kohlen- 30 
stoffatomen in jeder Alkylgruppe. Besonders bevorzugt steht Y^ fiir Methoxy, Ethoxy oder fur Dimethylamino. 
[0035] Die Acrylsaureester der Formel (VI) sind bekannt oder lassen sich nach bekannten Methoden herstellen (vgL 
EP-A0165 448). 

[0036] Die bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) als Reaktionskomponenten benotigten Ami- 
nopyrazole sind durch die Formel (VII) allgemein definiert. In dieser Formel hat vorzugsweise diejenigen Bedeutun- 35 
gen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen StoflFe der Formel (I) fiir diesen Sub- 
stituenten als bevorzugt genannt wurden. 

[0037] Die Aminopyrazole der Formel (VII) sind bekannt oder lassen sich nach bekannten Methoden herstellen (vgl. 
Tetrahedron Lett. 21, 2029-2031 (1967); Liebigs Ann. Chem. 707, 141-146 (1967) und Monatsh. Chem. 1998, 1329 
(12), 1313-1318). 40 
[0038] Die bei der Durch fuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (c) als Ausgangsstoffe benotigten Dihydroxy-py- 
razolo-pyrimidine sind durch die Formel (V) allgemein definiert. In dieser Formel haben R^ und X^ vorzugsweise dieje- 
nigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Stoffe der Formel (I) 
fiir diese Reste als bevorzugt genannt wurden. 

[0039] Auch die Dihydroxy-pyrazolopyrimidine der Formel (V) sind bisher noch nicht bekannt. Sie lassen sich herstel- 45 
len, indem man 

e) Malonester der Formel 

POOR® 50 

p3/ (VUD 

COOR® 

in welcher 55 

R^ die oben angegebenen Bedeutung hat und 

R^ fiir Alkyl steht, 

mit Aminopyrazolen der Formel 



60 



in welcher 

X^ die oben angegebene Bedeutung hat 
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdtinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart einer starken Base urn- 

setzt. 

[0040] Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (e) als Ausgangsstoffe benotigten Malonesier 
5 sind durch die Formei (Vni) allgemein definiert. In dieser Formel hat vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die be- 
reits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Stoffe der Formel (I) fur diesen Rest als bevorzugt 
genannt wurden. R^ steht vorzugsweise fiir Alkyl mit 1 bis 4 KohienstofTatomen, besonders bevorzugt fur Methyl oder 
Ethyl. 

[0041] Die Malonester der Formel ( VEH) sind bekannt oder iassen sich nach bekannten Methoden herstellen (vgi. US- 
10 A 6 156 925). 

[0042] Als Verdunnungsmittel kommen bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Verfahren (d) und (e) alle iibli- 
chen, inerten organischen Solventien in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind aliphatische, alicycUsche oder aroma- 
tische Kohlenwasserstoffe, wie Petroiether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder 
Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzol, Dichloibenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tbtracblorme- 

15 than, Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-t-butylether, Methyl-t- Amylet- 
her, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1 ,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Niuile, wie Acetoniuil, Propioni- 
tril, n- oder i-Butyronitril oder Benzonitril; Amide, wie NJ^-Dimethylformamid, N,N-Dimelhylacetamid, N-Methylfor- 
manilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid; Ester wie Essigsauremethylester oder Essigsaure- 
ethylester; Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propa- 

20 nol, n-, i-, sek- oder tert-Butanol, Ethandiol, Propan-l,2-diol, Ethoxyethanol, Methoxyethanol, Diethylenglykolmono- 
methylether, Diethylenglykolmonoethylether; Amine, wie TVi-n-butylamin oder Carbonsauren, wie Essigsaure. 
[0043] Als starice Basen kommen bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen \ferfahren (d) und (e) vorzugsweise 
Erdalkalimetail- oder Alkalimetall-hydride oder -alkohoiale sowie Alkalimetallamide in Frage. Beispielhaft genannt 
seien Natriumhydrid, Natriumamid, Natrium-methylat, Natrium-ethylal und Kalium-lert.-butylal. 

25 [0044] Bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Verfahren (d) und (e) sowie auch bei der Durchfuhrung der an- 
deren erfindungsgemaBen Verfahren arbeitet man im Allgemeinen unter Atmospharendruck. Es ist aber auch moglich, 
unter erhohtem Druck oder, - sofem keine leicht fliichtigen Reaktionskomponenten enthalten sind -, unter vermindertem 
Druck zu arbeiten, 

[0045] Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen \ferfahren (d) und (e) jeweils 
30 innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Bei Abwesenheit von Basen arbeitet man im Allgemeinen bei Tem- 
peraturen zwischen 100°C und 250°C, vorzugsweise zwischen 120°C und 200°C Bei Anwesenheit von Basen arbeitet 
man im Allgemeinen bei Temperaturen zwischen 20°C und 120°C, vorzugsweise zwischen 20X und 80°C. 
[0046] Bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) setzt man auf 1 Mol an Acrylsaureester der For- 
mel (VI) im Allgemeinen 1 bis 15 Mol, vorzugsweise 1 bis 8 Mol an Aminopyrazol der Formel (VIE) ein. Die Aufarbei- 
35 lung erfolgt nach ublichen Methoden. 

[0047] Bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (e) setzt man auf 1 Mol an Malonester der Formel 
( VHI) im Allgemeinen 1 bis 15 Mol, vorzugsweise 1 bis 8 Mol an Aminopyrazol der Formel (VII) ein. Die Aufarbeitung 
erfolgt nach ublichen Methoden. 

[0048] Als Halogenierungsmittel kommen bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Verfahren (b) und (c) jeweils 
40 alle ublichen Reagenzien in Beu^cht, die fur einen Austausch von an Kohlenstofif gebundene Hydroxygruppen gegen 
Halogen geeignet sind. Vorzugsweise verwendbar sind Phosphortrichlorid, Phosphortribromid, Phosphorpentachlorid, 
Phosphoroxychlorid, Phosgen, Thionylchlorid, Thionylbromid oder deren Gemische. Die entsprechenden Fluor- Verbin- 
dungen der Formel (II) lassen sich aus den Chlor- oder Brom-Verbindungen durch Umsetzung mit Kaliumfluorid herstel- 
len. 

45 [0049] Als Verdunnungsmittel kommen bei der Durchfiihrung der erfindungsgemaBen Verfahren (b) und (c) jeweils 
alle fur derartige Halogenierungen Ublichen oiganischen Solventien in Frage. Vorzugsweise verwendbar sind aliphati- 
sche, alicyclische oder aromatische KohlenwasserstoflFe, wie Petroiether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohe- 
xan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlorme- 
than, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan. 

50 [0050] Als Verdunnungsmittel kann aber auch das Halogenierungsmittel selbsi oder ein Gemisch aus Halogenierungs- 
mittel und einem der genannten Verdunnungsmittel dienen. 

[0051] Die Reaktionstemperatur konnen bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Verfahren (b) und (c) jeweils 
innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 20°C und 
150°C, vorzugsweise zwischen 40''C und 120*^C. 
55 [0052] Bei der Durchfuhrung der erfindungsgemaBen Verfahrens (b) und (c) setzt man auf 1 Mol an Hydroxypyrazo- 
lopyrimidin der Formel (N) bzw. an Dihydroxy-pyrazolopyrimidin der Formel (V) jeweils einen UberschuB an Haloge- 
nierungsmittel ein. Die Aufarbeitung erfolgt jeweils nach ublichen Methoden. 

[0053] Die weiterhin zur Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a) als Ausgangsstoffe benotigten Amine 
sind durch die Formel (HI) allgemein definiert. In dieser Formel haben R^ und R^ vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, 
60 die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) fur R^ und R^ 
als bevorzugt angegeben wurden. 

[0054] Die Amine der Formel (EI) sind teilweise bekannt. 
[0055] Neu sind Amine der Formel 

65 



10 
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0CH3 

\ (ma) 

in welcher 

fiirlsobutyl, 2-Methoxyethyl oder f^r 

CH2 C=CH2 JO 
CH3 

steht. 

[0056] Die Amine der Formel (Ilia) lassen sicb h^stellen, indem man 15 

f) in einer ersten Stufe N-Methoxycarbaminsaure-ethylester der Formel 
O 



hn: 



20 



'0CH3 



mil Haiogenverbindungen der Formel 25 
R^-X^ (X) 
in welcher 

R^ die oben angegebenen Bedeutungen hat und 30 
X-^ fiir Brom oder lod steht, 

in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt und die entstehenden Carbamate der 
Formel 

L 

OCH, 

^ 40 

in welcher 

die oben angegebenen Bedeutungen hat, 
in einer zweiten Stufe mit Kaliumhydroxid in Gegenwart von Ethanol und Wasser umsetzt. 

[0057] Neu sind auch Amine der Formel 4S 

50 

in welcher 

R^ die oben angegebenen Bedeutungen hat. 

[0058] Die Amine der Formel (Klb) lassen sich herslellen, indem man 

g) in einer ersten Stufe N-Hydroxy-N-methyl-carbaminsaure-ethylester der Formel 55 

fj 

C-OCjHj 

CH3-N^ 



60 



mil Haiogenverbindungen der Formel 
R^-X^ (X) 
in welcher 



65 
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R' und die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdunnungsmittels umsetzt und die entstebenden Carbamate der 
Formel 

O 
II 

,C-OC,H, 
CHj-N^ (xm) 

OR® 



in welcher 

die oben angegebenen Bedeutungen hat, 
in einer zweiten Stufe mit Kaliumhydroxid in Gegenwart von Ethanol und Wass^ umsetzt. 
15 Neu sind auch IVifluorisopropylamine der Formel 

CFj— CH NH — 



in welcher 

R'' flir Methyl, Ethyl oder Propyl steht. 
[0059] Die Trifluorisopropylamine der Formel (HIc) lassen sich herstellen, indem man 
h) in einer ersten Stufe N-Trifluorisopropyl-carbaminsaure-ethylester der Formel 

If 



CF3— <?H— NH— C-OC,H. 

mit Halogenverbindungen der Formel 



' T " ""^"^ (XIV) 

CH 



R^-X^ (XV) 



in welcher 

R^ und X^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
40 in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdunnungsmittels umsetzt und die entstebenden Carbamate der 

Formel 



{? 



CF3— CH— N (XVI) 

CH3 R 

50 in welcher 

iC die oben angegebenen Bedeutungen hat, 

in ein^ zweiten Stufe mit Kaliumhydroxid in Gegenwart von Ethanol und Wasser umsetzt. 



[0060] Neu ist schlieBlich auch das 3-Trifluor-methyl-3-amino-propen der Formel 
H2C=CH CH NH2 

I (ni-4) 

CF3 

[0061] Das 3-Trifluormethyl-3-amino-propen der Fonnel (111-4) lasst sich herstellen, indem man 
i) das Carbamat der Foimel 
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(xvn) 



[0062] Die bei der Durchfiihrung der Verfahren (f)-(h) als Ausgangsstoffe benotigten Verbindungen der Formeln (IX), 10 
(X), (XII), (XIV), (XV) und (XVIl) sind bekannt oder lassen sich nach bekannten Melhoden herstellen. 
[0063] Bei der Durchfiihrung der ersten Stufe der erfindungsgemaBen \feifahren (f), (g) und (h) konunen jeweils alle 
fiir derartige Umsetzungen ublichen anorganischen und organischen Saureakzeptoren in Frage. 

[0064] Vorzugsweise verwendbar sind Erdalkalimetall- oder Alkalimeiallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, - 
acetate, -carbonate oder -hydrogencarbonate, wie beispielsweise Natriumhydrid, Natriumamid, Natrium-methylat, Na- 15 
iriura-eihylat, Kalium-tert.-butylat, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Natriumacetat, Kaliumacetat, Calciumacetat, 
Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Kaliumhydrogencarbonat und Natriumhydrogencarbonat, und auBerdem Ammo- 
nium- Verbindungen, wie Anmioniumhydroxid, Ammoniumacetat und Ammoniumcarbonat. Als organische Basen seien 
genannt: tertiare Amine, wie Trimethylamin, Triethylamin, Tributylamin, N,N-Dimethylanilin, N,N-Dimethyl-benzyla- 
min, Pyridin, N-Metfiyipiperidin, N-Methylmorpholin, NJ^-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Dia- 20 
zabicyciononen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU). 

[0065] Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchliihrung der ersten Stufe der Verfahren (f), (g) und (h) jeweils 
alle ublichen inerten oiganischen Solventien in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind Ether, wie Diethylether, Di- 
oxan, Tetrahydiofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Amide, wie NJsJ-Dimethylformamid, 
NJ^-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid oder N-Methylpyrrolidon; Sulfone, wie Sulfolan; Alkohole wie Methanol, 25 
Ethanol, Isopropanol, tert.Butanol, n-Butanol. 

[0066] Die Reaklionstemperaturen konnen bei der Durchfiihrung der ersten Stufe der Verfahren (f) (g), und (h) jeweils 
innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0**C und 
150°C, vorzugsweise zwischen 10°C und lOO^C. 

[0067] Bei der Durchfiihrung der ersten Stufe der Verfahren (f), (g) und (h) arbeitet man im allgemeinen jeweils unter 30 
Almospharendruck. Es ist jedoch auch moglich, unter erhohtem Druck oder, sofem keine niedrig siedenden Komponen- 
ten an der Umsetzung beteiligt sind, unter vermindertem Druck zu arbeiten. 
[0068] Bei der Durchfiihrung der ersten Stufe der Verfahren (f), (g) und (h) setzt man 

- auf 1 mol an N-Melhoxy-carbaminsaure-ethylester der Formel QX) im Allgemeinen 0,5 bis 1,5 mol, vorzugs- 35 
weise 1 bis 5 mol an Halogenverbindung der Formel (X) ein, bzw. 

- auf 1 mol an N-Hydroxy-N-methyl-carbaminsaure-ethylester der Formel (XII) im Allgemeinen 0,5 bis 15 mol, 
vorzugsweise 1 bis 5 mol an Halogenverbindung der Formel (X) ein, bzw. 

- auf 1 mol an N-Trifluorisopropyl-carbaminsaure-ethylester der Formel (XIV) im Allgemeinen 0,5 bis 15 mol, 
vorzugsweise 1 bis 5 mol an Halogenverbindung der Formel (XV) ein. 40 

[0069] Die Aufarbeitung erfolgt jeweils nach ublichen Methoden, beispielsweise durch Exu-aktion und anschlieBende 
Trocknung oder durch Fallung mit anschlieBender Filtration und TVocknung. Gegebenenfalls noch vorhandene Verunrei- 
nigungen konnen nach ublichen Methoden entfemt werden. 

[0070] Die bei der Durchfiihrung der ersten Stufe der Verfahren (0, (g) und (h) als Zwischenprodukte erhaltenen Ver- 45 
bindungen der Formeln (XI), (XHI) und (XVI) sind neu. 

[0071] Auch bei der Durchfiihrung der zweiten Stufe der Verfahren (f), (g) und (h) konnen die Reaklionstemperaturen 
jeweils innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 
O^C und lOO^C, vorzugsweise zwischen lO^C und SO^'C. 

[0072] Auch bei der Durchfiihrung der zweiten Stufe der Verfahren (f), (g) und (h) arbeitet man im Allgemeinen je- 50 
weils unter Almospharendruck. Es ist jedoch wiederum moglich, jeweils auch unter erhohtem Druck oder, sofem die zu 
isolierenden Produkte keine sehr niedrigen Siedepunkte aufweisen, unter vermindertem Druck zu arbeiten. 
[0073] Bei der Durchfiihrung der zweiten Stufe der Verfahren (f), (g) und (h) setzt man auf 1 mol an einer Verbindung 
der Formel (XI), (XIII) der (XVI) jeweils bis zu 10 mol an Kaliumhydioxid ein. Die Aufarbeitung erfolgt nach ublichen 
Methoden. Dabei werden die Amine zweckmaBigerweise im Allgemeinen durch Hinzufiigen von Saure, vorzugsweise 55 
wassriger Salzsaure, in Form ihrer Salze isoliert. 

[0074] Bei der Durchfiihrung des Verfahrens (i) konnen die Reaklionstemperaturen ebenfalls in einem groBeren Be- 
reich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen lO^C und 150°C, vorzugsweise bei 
Ruckflusstemperatur. 

[0075] Im Allgemeinen arbeitet man bei der Durchfiihrung des Verfahrens (i) unter Almospharendruck. Es ist aber 60 
auch moglich, unter erhohtem Druck zu arbeiten. 

[0076] Bei der Durchfiihrung des Verfahrens (i) setzt man auf 1 mol an Carbamal der Formel (XVLI) einem Uber- 
schuss, vorzugsweise bis zu 10 mol an wassriger Salzsaure ein. Die Aufarbeitung erfolgt wiederum nach iiblichen Me- 
thoden. 

[0077] Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a) alle iiblichen, 65 
inerten organischen Solventien in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind aliphatische, alicyclische oder aromatische 
Kohlenwasserslolfe, wie Petroiether, Hexan, Hepian, Cyclohexan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Deca- 
lin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzol, Dichiorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Teurachlormethan, 
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Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-t-butylether, Dioxan, Tetrahydrofu- 
ran, 1,2- Dimeihoxyelhan oder 1,2-Diethoxyethan; Amide, wie NJ^-Dimethylfonnamid, NJ^I-Dimethylacetamid oder 
N-Methylpyrrolidon; Ester wie Essigsauremelhylester oder Essigsaureethylester, Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid; Sul- 
fone, wie Suifolan. 

5 [0078] Als Katalysatoren kommen bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen X^rfahrens alle fiir derartige Umset- 
zungen iiblichen Reaktionsbeschleuniger in Frage. Xfoizugsweise verwendbar sind Alkallimetallfluoride, wie Kalium- 
fluorid oder Caesiumfluorid. 

[0079] Als Saureakzeptoren kommen bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a) alle fiir derartige 
Umsetzungen iiblichen Saurebindemittel in Frage. Vorzugsweise verwendbar sind Ammoniak sowie tertiare Amine, wie 
10 Trimethylamin, Triethylamin, Tribulylamin, N,N-Dimethylanilin, NJM-Dimethyl-benzylarain, Pyridin, N-Methylpiperi- 
din, N-Methylmorpholin, NJ^-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclononen (DSN) oder 
Diazabicycloundecen (DBU). 

[0080] Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchflihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a) in einem gro- 
Beren Bereich variiert wa-den. Im AUgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0**C und 150**C, vorzugsweise 
15 bei Temperaturen zwischen O^C und 80°C. 

[0081] Bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Vaf ahrens (a) setzt man auf 1 mol an Halogen-pyrazolo-pyrimi- 
din der Formel (II) im AUgemeinen 0,5 bis 10 mol, vorzugsweise 0,8 bis 2 mol an Amin der Formel (M) ein. Die Auf- 
arbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden. 

[0082] Zur Herstellung von Saureadditions-Salzen von Pyrazolopyrimidinen der Formel (I) kommen vorzugsweise 
20 diejenigen Sauren in Frage, die bereits im Zusammenhang mil der Beschreibung der erfindungsgemaBen Saureadditions- 
Salze als bevorzugte Sauren genannt wurden. 

[0083] Die Saureadditions-Salze der Verbindungen der Formel (I) konnen in einfacher Weise nach iibhchen Salzbil- 
dungsmethoden, z. B. durch Losen einer Verbindung der Formel (I) in einem geeigneten inerten Losungsmittel und Hin- 
zufiigen derSaure, z. B. Chlorwasserstoffsaure, erhalten werden und in bekannter Weise, z. B. durch Abfiltrieren, isoliert 

25 und gegebenenfalls durch Waschen mit einem inerten organischen Losungsmittel geieinigt werden. 

[0084] Die erfindungsgemaBen Wirksloffe dgnen sich bei guter Pflanzenvertraglichkeit und gunstiger Warmbliiterto- 
xizital zur Bekampfung von tierischen Schadlingen, insbesondere Insekten, Spinnentieren und Nematoden, die in der 
Landwirtschaft, in Forslen, im Vorrats- und Materialschutz sowie auf dem Hygienesektor vorkonmien. 
[0085] Sie konnen vorzugsweise als Pflanzenschutzmittel eingesetzt werden. Sie sind gegen normal sensible und resi- 

30 stente Arten sowie gegen alle oder einzebie Entwicklungsstadien wirksam. Zu den oben erwahnten Schadlingen gehoren: 
Aus der Ordnung der IsofK>da z. B. Oniscus asellus, ArmadiUidium vulgare, Porcellio scaber. 
Aus der Ordnung der Diplopoda z. B. Blaniulus guttulatus. 
Aus der Ordnung der Chilopoda z. B. Geophilus carpophagus, Scutigera spp. 
Aus der Ordnung der Symphyla z. B. Scutigerella immaculata. 

35 Aus der Ordnung der Thysanura z. B. Lepisma saccharina. 
Aus der Ordnung der Collembola z. B. Onychiurus armatus. 

Aus der Ordnung der Orthoptera z. B. Acheta domesticus, Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Melano- 
plus spp., Schistocerca gregaria. 

Aus der Ordnung der Blattaria z. B. Blatta orientalis, Periplaneta americana, Leucophaea maderae, Blattella germanica. 
40 Aus der Ordnung der Dermaptera z. B. Forficula auricularia, 
Aus der Ordnung der Isoptera z. B. ReticuUtermes spp. 

Aus der Ordnung der Phthiraptera z. B. Pediculus humanus corporis, Haematopinus spp., Linognathus spp., Trichodectes 
spp., Damahnia spp. 

Aus der Ordnung der Thysanoptera z. B. Hercinothrips femoralis, Thrips tabaci, Thrips palmi, Frankliniella accidentalis. 
45 Aus der Ordnung der Heteroptera z. B. Eurygaster spp.. Dysdercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, 
Rhodnius prolixus, Triatoma spp. 

Aus der Ordnung der Homoptera z. B. Aleurodes brassicae, Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum. Aphis gossypii, 
Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis. Aphis fabae. Aphis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis. Phyl- 
loxera vastauix. Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp., Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca 
50 spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleae, Laodelphax striatellus, Nilaparvata lu- 
gens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp. 

Aus der Ordnung der Lepidoptera z. B. Pectinophora gossypiella, Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, LithocoUetis 
blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella xylostella, Malacosoma neusuia, Euproctis chrysorrhoea, LymanUia spp., 
Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia spp., Earias insulana, Heliothis spp.. Ma- 
55 mestra brassicae, Panolis flammea, Spodoptera spp., Trichoplusia ni, Catpocapsa pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Py- 
rausta nubilalis, Ephestia kuehniella, Galleria mellonella, Tineola bisselliella. Tinea pellionella, Hofinannophila pseudo- 
spretella, Cacoecia podana, Capua reticulana, Choristoneura fumiferana, Qysia ambigueUa, Homona magnanima, Tbr- 
trix viridana, Cnaphalocerus spp,, Oulema oryzae. 

Aus der Ordnung der Coleoptera z. B. Anobium punclatum, Rhizopertha dominica, Bruchidius obteclus, Acanthosceli- 
60 des obtectus, Hylolrupes bajulus, Agelastica alni, Leplinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp., Psyl- 
liodes chrysocephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamensis, Anthonomus spp., Sitophilus 
spp., Oliorrhynchus sulcatus. Cosmopolites sordidus, Ceuihorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Tro- 
goderma spp., Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyclus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus, Gibbium 
psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molilor, Agrioies spp., Conoderus spp., Melolontha meloloniha, Amphimallon sol- 
65 stitialis, Costelytra zealandica, Lissorhoplrus oryzophilus. 

Aus der Ordnung der Hymenoptera z. B. Diprion spp., Hoplocampa spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa 
spp. 

Aus der Ordnung der Diptera z. B. Aedes spp.. Anopheles spp., Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fan- 
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nia spp., Calliphora erythrcx:ephala, Lucilia spp., Chrysomyia spp., Cuteiebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., 
Stomoxys spp.. Oestrus spp., Hypoderma spp., Tkbanus spp., Tannia spp.. Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp.. 
Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata, Dacus oleae, Hpula paludosa, Hylemyia spp., Liriomyza spp. 
Aus der Ordnung der Siphonaptera z. B. Xenopsylla cheopis, Ceratophyllus spp. 

Aus der Klasse der Arachnida z. B. Scorpio maurus, Latrodeclus mactans, Acarus siro, Argas spp., Omithodoros spp., 5 
Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephaius spp., Amblyomma spp., 
Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., TVsonenius spp., Bryobia praetiosa, Pano- 
nychus spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp., Brevipalpus spp. 

[0086] Zu den pflanzenparasitaren Nematoden gehoren z. B. Pratylenchus spp., Radopholus similis, Ditylenchus dip- 
saci, Tylenchulus semipenetrans, Heterodera spp., Globodera spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides spp., Longidorus 10 
spp., Xiphinema spp., Tricbodorus spp., Bursaphelenchus spp. 

[0087] Die Wirksloffe lassen sich mit besonders gutem Erfolg zur Bekampfting von pflanzenschadigenden Insekten, 
wie beispielsweise gegen die Raupen da* Koblschabe (Plutella maculipennis), einsetzen. 

[0088] Die erfindungsgemaBen Stoffe weisen auch eine slarice mikrobizide Wirkung auf und k5nnen zur Bekampfung 
von unerwunschten Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im Pflanzenschutz und im Maleriakchutz eingesetzt IS 
werden. 

[0089] Fungi zide lassen sich Pflanzenschutz zur Bekampfung von Plasmodiophoromycctes, Oomycetes, Chytridiomy- 
cetes. Zygomycetes, Ascomyceles, Basidiomycetes und Deuteromycetes einsetzen. 

[0090] Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekampftmg von Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, Enteiobac- 
teriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae einsetzen. 20 
[0091] Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einigc Erreger von pilzlichen und bakteriellen Erkrankungen genannl, 
die unter die oben aufgezahlten Oberbegriife fallen: 

Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise Xanthomonas campesUris pv. oryzae; 
Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans; 

Erwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora; 25 
Pythium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultimum; 
Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans; 

Pseudoperonospora-Arten, wie beispielsweise Pseudoperonospora humuli oder Pseudoperonospora cubensis; 
Plasmopara-Arten, wie beispielsweise Plasmopara viticola; 

Bremia-Arten, wie beispielsweise Bremia lactucae; 30 
Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae; 
Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis; 
Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphaerotheca fuliginea; 
Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphaera leucotricha; 

Venturia-Arten, wie beispielsweise Venturia inaequalis; 35 
Pyrenophora-Arlen, wie beispielsweise Pyrenophora teres oder P. graminea (Konidienform: Drechslera, Syn: Helmin- 
thosporium); 

Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus (Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium); 
Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendiculatus; 

Puccini a- Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita; 40 

Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum; 

Tilletia-Arten, wie beispielsweise Ulletia caries; 

Ustilago- Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae; 

Pellicularia- Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasakii; 

Pyricularia- Arten, wie beispielsweise Pyricularia oryzae; 45 
Fusarium- Arten, wie beispielsweise Fusarium culmorum; 
Botrytis-Arten, wie beispielsweise BoUytis cinerea; 
Septoria-Arlen, wie beispielsweise Septoria nodorum; 
Leptosphaeria-Arten, wie beispielsweise Leptosphaeria nodorum; 

Cercospora- Arten, wie beispielsweise Cercospora canescens; - 50 
Altemaria- Arten, wie beispielsweise Altemaria brassicae; 

Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudocercosporella herpotrichoides. 

[OOS^] Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe weisen auch eine sehr gute starkrade Wirkung in Pflanzen auf. Sie eignen 
sich daher zur Mobilisiening pflanzeneigener Abwehrkrafte gegen Befall durch unerwunschte Mikrooiganismen, 
[0093] Unter pflanzenstarkenden (resistenzinduzierenden) StoflPen sind im voriiegenden Zusammenhang solche Sub- 55 
stanzen zu verstehen, die in der Lage sind, das Abwehrsystem von Pflanzen so zu stimulieren, daB die behandelten Pflan- 
zen bei nachfolgender Inokolation mit unerwunschten Mikrooigansimen weitgehende Resistenz gegen diese Mirkroor- 
ganismen entfalten. 

[0094] Unter unerwunschten Mikroorganismen sind im vorHegenden Fall phytopathogene Pilze, Bakterien und Vuen 
zu verstehen. Die erfindungsgemaBen Stoffe konnen also eingesetzt werden, um Pflanzen innerhalb eines gewissen Zeit- 60 
raumes nach der Behandlung gegen den BefaD durch die genannten Schaderreger zu schutzen. Der ZeiU-aum, innerhalb 
dessen Schutz herbeigefuhrt wird, erstreckt sich im allgemeinen von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1 bis 7 Tage nach der 
Behandlung der Pflanzen mil den Wirkstoffen. 

[0095] Die gute Pflanzenvertraglichkeit der erfindungsgemaBen Wirkstoffe in den zur Bekampfung von Pflanzen- 
krankheiten notwendigen KonzenU-alionen erlaubl • eine Behandlung von oberirdischen Pflanzenteilen, von Pflanz- und 65 
Saatgut, und des Bodens, 

[0096] Dabei lassen sich die erfindungsgemaBen Wrkstofife mit besonders gutem Erfolg zur Bekampfung von Gelrei- 
dekrankheiien, wie beispielsweise gegen Fusarium-Arten, von Krankheiien im Wein-, Obst- und Gemiiseanbau, wie bei- 
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spielsweise gegen Botrytis-, Venturia-, Altemaria-Arten, oder von Reiskrankbeiten, wie beispielsweise gegen Pyricula- 
ria-Arten, einsetzen. 

[0097] Die arfindungsgemaBen WrkstofiFe eignen sich auch zur Steigening des Emleertrages. Sie sind auBerdem min- 
dertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertraglichkeit auf. 
5 [0098] Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen gegebenenfalls in bestimmten Konzentrationen und Aufwandmen- 
gen auch als Herbizide sowie zur Beeinflussung des Pflanzenwachstums verwendei werden. Sie lassen sich gegebenen- 
falls auch als Zwischen- und Vorprodukte fiir die Synthese weiterer Wirkstoffe einsetzen. 

[0099] Mil den erfindungsgemaBen Wirkstoffen konnen Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen 
werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie erwiinschte und unerwunschte Wldpflanzen 

10 Oder Kulturpflanzen (einschlieBlich natiirlich vorkomniender Kulturpflanzen). Kulturpflanzen konnen Pflanzen sein, die 
durch konventionelle Zuchtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotechnologische und gentechnologische Me- 
thoden oder Kombinationen dieser Methoden erhalten werden konnen, einschlieBlich der transgenen Pflanzen und ein* 
schlieBlich der dutch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schutzbaren Pflanzensorten. Unter Pflanzentdlen sollen 
alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe der Pflanzen, wie SproB, Blatt, Bliite und Wurzel verstanden wer- 

15 den, wobei beispielhaft Blatter, Nadeln, Stengel, Stamme, Bliiten, Fruchtkorper, Fruchte und Samen sowie Wurzeln, 
KnoUen und Rhizome aufgefiihrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehort auch Emtegut sowie vegetatives und generatives 
Vermehrungsmaterial, beispielsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen. 

[0100] Die Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den erfindungsgemaBen W^stoff^i erfolgt direkt oder 
durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lagen-aum nach den iiblichen Behandlungsmethoden, z.B. 
20 durch Tauchen, Spriihen, Verdampfen, Vemebeln, Streuen, Aufstreichen und bei Vermehrungsmaterial, insbesondere bei 
Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhiillen. 

[0101] Im Materialschutz lassen sich die erfindungsgemaBen Stoffe zum Schutz von technischen Materialien gegen 
Befall und Zerstorung durch unerwilnschte Mikrooiganismen einsetzen. 

[0102] Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusanmnenhang nichtlebende Materialien zu verstehen, die 
25 fiir die Verwendung in der Tfechnik zubereitet worden sind. Beispielsweise konnen technische Materialien, die durch er- 
findungsgemaBe Wirkstoffe vor mikrobieller Veranderung oder Zerstorung geschutzt werden sollen, Klebstofl'e, Leime, 
Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz, Anstrichmittel und Kunststoffartikel, Kuhlschmierstoffe und andere Materia- 
lien sein, die von Mikrooiganismen befallen oder zersetzt werden konnen. Im Rahmen der zu schiitzenden Materialien 
seien auch Teile von Produkdonsanlagen, beispielsweise Kiihlwasserkreislaufe, genannt, die durch Vermehrung von Mi- 
30 kroorganismen beeintrachtigt werden konnen. Im Rahmen der vorliegenden Erfindung seien als technische Materialien 
voizugsweise Klebstoffe, Leime, Papiere und Kartone, Leder, Holz, Anstrichmittel, Kuhlschmiermittel und Warmeuber- 
tragungsfliissigkeiten genannt, besonders bevorzugt Holz. 

[0103] Als Mikrooiganismen, die einen Abbau oder eine Veranderung der technischen Materialien bewirken konnen, 
seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und Schleimoiganismen genannt. Vorzugsweise wirken die erfin- 
35 dungsgeraaBen Wirkstoffe gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, holzverfarbende und holzzerstdrende Pilze (Basi- 
diomyceten) sowie gegen Schleimoiganismen und Algen. 

[0104] Es seien beispielsweise Mikrooiganismen der folgenden Gattungen genannt: 
Altemaria, wie Alteraaria tenuis, 
Aspergillus, wie Aspergillus niger, 

40 Chaetomium, wie Chaetomium globosum, 
Coniophora, wie Coniophora puetana, 
Lentinus, wie Lentinus tigrinus, 
Penicillium, wie PeniciUium glaucum, 
Polyporus, wie Polyporus versicolor, 

45 Aureobasidium, wie Aureobasidium pullulans, 
Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila, 
Trichoderma, wie Trichoderma viride, 
Escherichia, wie Escherichia coli, 
Pseudoraonas, wie Pseudomonas aeruginosa, 

50 Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus. 

[0105] Die Wirkstoffe konnen in Abhangigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/oder chemischen Eigenschaf- 
ten in die iiblichen FormuUerungen iiberfuhrt werden, wie Losungen, Emulsionen, Suspensionen, Pulvei; Schaume, Fa- 
sten, Granulate, Aerosole, Feinstverkapselungen in polymeren Stoffen und in Hullmassen fur Saatgut, sowie ULV-Kalt- 
und Warmnebel-Formulierungen. 

55 [0106] Diese Formulierungen werden in bekannler Weise hergestellt, z. B. durch Vermischen der Wurkstoffe mit 
Streckmitteln, also flussigen Losungsmitleln, unter Druck stehenden verflussiglen Gasen und/oder festen Tragerstoffen, 
gegebenenfalls unier Verwendung von oberflachenaktiven Mittehi, also Emulgiermittehi und/oder Dispeigiermitteln 
und/oder schaumerzeugenden MitteLi. Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel konnen z. B. auch organische 
Losungsmittel als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als flussige Losungsmittel koramen im wesentlichen in Frage: 

60 Aromaten, wie Xylol, Toluol oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromaten oder chlorierte aliphatische Kohlenwasser- 
stoffe, wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Cyclohexan oder 
Paraffine, z. B. Erdolfraktionen, Alkohole, wie Butanol oder Glycol sowie deren Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, 
Methylelhylketon, Mediyhsobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare Losungsmittel, wie Dimethylformamid und 
Dimethylsulfoxid, sowie Wasser. Mit verflussiglen gasformigen Streckmitteln oder Tragerstoffen sind solche Flussigkei- 

65 ten gemeint, welche bei normaler Temperatur und unter Noimaldruck gasformig sind, z. B. Aerosol-Treibgase, wie Ha- 
logenkohlenwasserstoffe sowie Butan, Propan, Slickstoff und Kohlendioxid. Als feste Tragerstoffe kommen in Frage: 
z. B. naturliche Gesleinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum. Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonil oder Diato- 
meenerde und synlhetische Gesleinsmehle, wie hochdisperse Kieselsaure, Aluminiumoxid und Silikate. Als feste TVa- 
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gerstoffe fiir Granulate kommen in Frage: z. B; gebrochene und fraktionierte naturliche Gesleine wie Calcit, Manner, 
Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate aus 
organischem Material wie Sagemehl, Kokosnufischalen, Maiskolbwi und Tabakstengel. Als Emulgier und/odo- schaum- 
erzeugende Mittel kommen in Frage: z. B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsaure- 
ester, Polyoxyethylen-Fettalkoholether, z, B. Aikylarylpolyglycolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfale, Arylsulfonaie so- 5 
• wie EiweiBhydrolysate. Als Dispeigiermittel kommen in Frage: z, B. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose. 
[0107] Es konnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, naturliche und synthetische pu!ve- 
rige, komige oder latexfbrmige Polymere verwendet werden, wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, 
sowie naturliche Phospholipide, wie Kephaline und Lecithine, und synthetische Phospholipide. Weitere Additive konnen 
mineralische und vegetabile Ole sein. 10 
[0108] Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z. B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau und organische 
Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphlhalocyaninfarbstoffe und SpurennahrstofFe, wie Salze von Eisen, Mangan, 
Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdan und Zink verwendet werden. 

[0109] Die Formulierungen enthalten im Allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozenl Wrkstofif, vorzugsweise 
zwischen 0,5 und 90%. 15 
[0110] Die erfindungsgemaBen WirkstofFe konnen als soiche oder in ihren Formulierungen auch in Mischung mit be- 
kannten Fungi ziden, Bakteriziden, Akariziden, Nematiziden oder Insektiziden verwendet werden, um so z. B. das Wir- 
kungsspekuiim zu verbreitem oder Resistenzentwicklungen vorzubeugen. In vielen Fallen erhalt man dabei synergisti- 
sche Effekte, d. h. die Wirksamkeit der Mischung ist groBer als die Wirksamkeit der Einzelkomponenten. 
[0111] Als Mischpartner kommen zum Beispiel folgende Verbindungen in Frage: 20 



Fungizide 

Aldimorph, Ampropylfos, Ampropylfos-Kalium, Andoprim, Anilazin, Azaconazol, Azoxystrobin, 

Benalaxyl, Benodanil, Benomyl, Benzamacril, Benzamacryl-isobutyl, Bialaphos, Binapacryl, Biphenyl, Bitertanol, Bla- 25 
sticidin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat, 

Calciumpolysulfid, Carpropamid, Capsimycin, Captafol, Captan, Carbendazim, Carboxin, Carvon, Chinomethionat 
(Quinomethionat), Chlobentbiazon, Chlorfenazol, Chloroneb, Chloropicrin, Cblorothalonil, Chlozolinat, Oozylacon, 
Cufraneb, Cymoxanil, Cyproconazol, Cyprodinil, Cyprofuram, 

Debacarb, Dichlorophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran, Diethofencarb, Difenoconazol, Dimethiri- 30 
mol, Dimethomorph, Diniconazol, Diniconazol-M, Dinocap, Diphenylamin, Dipyrithione, Ditalimfos, Dithianon, Dode- 
morph, Dodine, Drazoxolon, 

Ediphenphos, l^xiconazol, Etaconazol, Ethirimol, Etridiazol, 

Famoxadon, Fenapanil, Fenarimol, Fenbuconazol, Fenftnram, Fenhexamid, FeniUropan, Fenpiclonil, Fenpropidin, Fen- 
propimorph, Fentinacetat, Fentinhydroxyd, Ferbam, Ferimzon, Fluazinani, Flumetover, Fluoromid, Ruquinconazol, 35 
Flurprimidol, Flusilazol, Rusulfamid, Rutolanil, Flutriafol, Folpet, Fosetyl-Alminium, Fosetyl-NaUium, Fthalid, Fube- 
ridazol, Furalaxyl, Furametpyr, Furcarbonil, Furconazol, Furconazol-cis, Furmecyclox, 

Guazatin, 

Hexachlorobenzol, Hexaconazol, Hymexazol, 

Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin, Iminoctadinealbesilat, Iminoctadineuiacetat, lodocarb, Ipconazol, Iprobenfos 40 
(IBP), Iprodione, Iprovalicarb, Irumamycin, Isoprothiolan, Isovaledione, 

Kasugamycin, Kresoxim-methyl, Kupfer-Zubereitungen, wie: Kupferhydroxid, Kupfemaphthenat, Kupferoxychlorid, 
Kupfersulfat, Kupferoxid, Oxin-Kupfer und Bordeaux-Mischung, 

Mancopper, Mancozeb, Maneb, Meferimzone, Mepanipyrim, Mepronil, Metalaxyl, Metconazol, Methasulfocarb, Metri- 
furoxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfovax, Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin, 45 
Nickel-dimethyldithiocarbamat, Nitrothal-isopropyl, Nuarimol, 
Ofurace, Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolinicacid, Oxycarboxim, Oxyfenthiin, 

Paclobutrazol, Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Picoxystrobin, Pimaricin, Piperalin, Polyoxin, Polyo- 
xorim, Probenazol, Prochloraz, Procymidon, Propamocarb, Propanosine-Natrium, Propiconazol, Propineb, Pyraclostro- 
bin, Pyrazophos, Pyrifenox, Pyrimethanil, Pyroquilon, Pyroxyfur, SO 
Quinconazol, Quintozen (PCNB), Quinoxyfen, 
Schwefel und Schwefel-Zubereitungen, Spiroxamine, 

Tebuconazol, Tecloftalam, Tecnazen, Tetcyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol, Thicyofen, Thifluzamide, Thiophanate- 
methyl, Thiram, Tioxymid, Tolclofos-methyl, Tolylfluanid, Triadimefon, Triadimenol, Triazbutil, Tnazoxid, Trichlamid, 
Tricyclazol, Tridemoiph, Trifloxystrobin, Triflumizol, Triforin, Triticonazol, 55 
Uniconazol, 

Validamycin A, Vinclozolin, Viniconazol, 
Zarilamid, Zineb, Ziram sowie 
Dagger G, 

OK-8705, 60 
OK-8801, 

a-(l ,1 -Dimethylethyl)-^(2-phenoxyethyl)- IH- 1 ,2,4-uiazol- 1-ethanol, 
a-(2,4-DichIorphenyl)-p-fluor-b-propyl- 1 H- 1 ,2,4-uiazol- 1 -ethanol, 
a-(2,4-Dichlorphenyl)-^methoxy-a-methyM H- 1 ,2,4-triazoH -ethanol, 

a-(5-Methyl-l,3-dioxan-5-yl)-P-[[4-(trifluormethyl)-phenyl]-methylen]-lH-l,2,4-uiazol-l-ethanol, 65 

(5RS,6RS)-6-Hydroxy-2 A7,7-teurameihyl-5-( 1 H- 1 ,2,4-uiazol- 1 -yl)-3-octanon, 

(E)-a-(Methoxyimino)-N-methyl-2-phenoxy-phenylacetainid, 

1 -(2,4-Dichlorphenyl)-2-(l H- 1 ,2,4-triazol- 1 -yl)-ethanon-0-(phenylmethyl)-oxim, 
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l-(2-Methyl-l-naphthalenyl).lH-pyfTo!-2^-dion, 

l-(3,5-Dichloiphenyl>3-(2-piopenyl)-2^-pyrrolidindion, 

l-[(DiiodmelhyI)-suIfonyl]-4-methyl-benzol, 

1 -1 (2-(2,4-Dichlorphenyl)- 1 ,3-dioxolan-2-yl]- methyl]- 1 H-imidazol, 
14[2-(4-Chlorphenyl)-3-phenyloxiranyl]-methyl]-lH-l,2,4-triazoi, 
1 - [ 1 - [2- [(2,4-Dichlorphenyl>-methoxy]-phenyl]-ethenyl]- 1 H-imidazol, 

1- Methyl-5-nonyl-2-(phenylmethyl)-3-pyrrolidinol, 

2\6-Dibrom-2-methyl-4-trifluonnethoxy-4'-trifluor-methyl-13-thiazol-5-caite 
2,6-Dichlor-5-(methylthio)-4-pyrinudinyl-thiocyanat, 
2,6-Dichlor-N-(4-trifluonnethylbenzyI)-benzamid, 
2,6-Dichlor-N-[[4-(trifluonnethyl)-phenyl]-methyl]-benzamid, 

2- (2,3,3-Triiod-2-propenyl)-2H-tetrazol, 

2-[(l-Methylethyl>sulfonyl]-5-(trichIorniethyl>l,3,4-thiadiazoI, 

2-[[6-Deoxy-4-0-(4-0-methyl-p-I>glycopyranosyl>a-D-glucopyranosyl]-anuno]-4-methoxy-m^^ 

midin-5-carbonitril, 

2-Aminobutan, 

2-Brom-2-(bromniethyl)-pentandinitril, 

2-Chlor-N- (2,3-<li hydro- 1 J 3-trimelhy 1- 1 H-inden-4-yl)-3-pyridincarboxainid, 
2-Chlor-N- (2,6-di methylphenyl)-N-(isothiocyanatomethyl)-acetainid, 

2- Phenylphenol(OPP), 

3 ,4-Dichlor- 1 - [4^ (difluormethoxy)-pheny 1]- 1 H-pyrrol-2^-dion, 
33-Dichlor-N-[cyan[(l-methyl-2-prDpynyl)-oxy]-methyl]-benzaimd, 

3- (l , 1 -Dimethylpropyl- 1 -oxo- 1 H-inden-2-carbonitril, 

3- [2-(4-Chlorphenyl)-5-ethoxy-3-isoxazoIidinyl]-pyridin, 

4- Chlor-2-cyan-N J^-diinethyl-5-(4-melhylphenyl)- 1 H-imidazoi- l-sulfonamid, 

4- Methyl-tetrazolo[ 1 ,5-a]quinazolin-5(4H)-on, 

5- Hydroxychinolinsulfat, 

9H-Xanthen-9-carbonsaure-2-[(phenylamino)-carbonyl]-hydrazid, 

bis-(l-Methylethyl)-3-methyl-4-[(3-methylbenzoyi>oxy]-2,5-thiophendicarboxylat, 

cis-l-(4-Chlorphenyl>2-(lH-l,2,4-triazol-l-yl)-cycloheptanol, 

ciS'4-[3-[4-(14-Dimethylpropyl>phenyl-2-methylpropyl]-2,6-dimethyl-morpholinhydrocWori 

Elhyl-[(4-chlorphenyl)-azo]-cyanoacetat, 

Kaliumhydrogencarbonat, 

Methantetrathiol-Nalriumsalz, 

Methyl- l-(2,3-dihydro-2^-dimethyl- 1 H-inden- 1 -y 1)- 1 H-imidazol-5-carboxylat, 

Methyl-N-(2,6-dimethylphenyl)-N-(5-isoxazolylcarbonyl)-DL-alaninat, 

Methyl-N-(chloracetyl)-N-(2,6-diinethylphenyl)-DL-alaninat, 

N-(2,6-Diniethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-furanyl)-acetamid, 

N-(2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-thienyl)-acetamid, 

N-(2-Chlor-4-nitrophenyl)-4-methyl-3-nitro-benzolsulfonamid, 

N-(4-Cyclohexylphenyl)-l,4^,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin, 

.N-(4-Hexylphenyl)-l,43,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin, 

N-(5-Chlor-2-methylphenyl)-2-methoxy-N-(2-oxo-3-oxa2olidinyl)-acetainid, 

N- (6-Mcthoxy)-3-pyridinyl)-cyclopropanc arboxamid , 

N-(2,2,2-Trichlor-l-{(chloracetyl)-aniino]-ethyl]-benzamid, 

N-[3-Chlor-4^-bis-(2-propinyloxy)-phenyl]-N*-methoxy-methaniinidamid, 

N-Formyl-N-hydroxy-DL-alanin-Natriumsalz, 

0,0-Diethyl-[2-(dipropylaniino)-2-oxoethyi]-ethylphosphoraniidothioat, 

O-Methyl-S-phenyl-phenylpropylphosphoramidothioale, 

S -Methyl- l,2,3-benzothiadiazol-7-carbothioat, 

spiro[2H]- 1 -Benzopyran-2, 1 '(3'H)-isobenzof uran]- 3 -on, 

4-I3,4-DimethoxyphenyI)-3-(4-fluorphenyl)-acryIoyl]-morphoiin. 

Bakterizide 

[0112] Bronopcl, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin, Octhilinon, Furancarbon- 
saure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam, Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen. 

Insektizide/Akarizide/Nematizide 

Abameclin, Acephate, Acetamiprid, Acrinathrin, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Alpha-cypermethrin, Alphamethrin, 

Amilraz, Avermectin, AZ 60541, Azadirachtin, Azamethiphos, Azinphos A, Azinphos M, Azocyclotin, 

Bacillus popilliae. Bacillus sphaericus. Bacillus subtilis. Bacillus Ihuringiensis, Baculoviren, Beauveria bassiana. Beau- 

veria tenella, Bendiocarb, Benfijracarb, Bensultap, Benzoximate, Betacyfluthrin, Bifenazate, Bifenthrin, Bioethanome- 

thrin, Biopermethrin, Bistrifluron, BPMC, Bromophos A, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos, Butocarboxim, Butylpy- 

ridaben, 

Cadusafos, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenolhion. Carbosulfan, Cartap, Chloelhocarb, Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, 
Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron, Chlormephos, Chlorpyrifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Chiomafenozide, Cis- 
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Resmethrin, Cispermelhrin, Qocythrin, Cloethocarb, Clofenteane, Golhianidine, Cyanophos, Cycloprene, Cyclopro- 
thrin, Cyfluthiin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypennelhiin, Cyromazine, 

Dellarnelhrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-metbyl, Diafenthiiiion, Diazinon, Dichlorvos, Dicofol, Difluben- 
zuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, Disulfoton, Docusat-sodium, Dofenapyn, 

Efiusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopfthora spp., Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethion, Ethopro- 
phos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos, Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxa- 
crim, Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate, Fipronil, Fluazuron, Rubrocy- 
thrinate, Flucycloxtuon, Flucythrinate, Flufenoxuron, Rumethrin, Flutenzine, Ruvalinate, Fonophos, Fosmethilan, Fost- 
hiazate, Fubfenprox, Furalhiocarb, 
Granuloseviren 

Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox, Hydroprene, 
Imidacloprid, Indoxacaib, Isazofos, Isofenphos, Isoxathion, Ivermectin, 
Kernpolyederviren 
Lambda-cyhalothrin, Lufenuron 

Malathion, Mecarbam, Melaldehyd, Methamidophos, Metharhizium anisopliae, Metharhizium flavoviride, Methidat- 

hion, Methiocarb, Methoprene, Methomyi, Methoxyfenozide, Metolcarb, Meloxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, 

Milbemycin, Monocrotophos, 

Naled, Nitenpyram, Nithiazine, Novaluron 

Omethoat, Oxamyl, Oxydemethon M 

Paecilomyces fumosoroseus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat, Phorat, Phosalone, Phosmet, Phospha- 
midon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A, Pirimiphos M, Profenofos, Promecarb, Propargite, Propoxur, Prothiofos. Pro- 
thoat, Pymetrozine, Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridalhion, Pyrimidifen, Pyriproxyfen, 
Quinalphos, 
Ribavirin, 

Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen, Sulfotep, Sulprofos, 

Tau-fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimiphos, Teflubenzuron, Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Ter- 
bufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon Thetacypennethrin, Thiacloprid, Thiamelhoxam, Hiiapronil, Thiatriphos, Thiocy- 
clam hydrogen oxalate, Thiodicarb, Hiiofanox, Thuringiensin, Tralocythrin, Tralomethrin, Triarathene," Triazamate, 
Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflumuron, Trimethacarb, 
Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii 
YI5302 

Zeta-cypermethrin, Zolaprofos 

(lR-cis)-[5-(Phenylmethyl>3-furanyl]-me%l-3-[(dihydro-2-oxo-3(2H)-ftiranyliden> 
pancarboxylal 

(3-Phenoxyphenyl)-methyl-2,2,3,3-tetrainethylcyclopropanecarboxylat 

1- [(2-Chlor-5-thiazolyl)methyl]tetrahydro-3,5-dimethyl-N'nitro-l,3,5-triazin-^ 

2- (2-Chlor-6-fluorphenyl>4- [4-( 1 , 1 -dimethylethyl)phenyl]-4,5-dihydro-oxazol 
2-(Acedyoxy)-3-dodecyl- 1 ,4-naphthalindion 

2-ChIor-N-[[[4-(l-phenylelhoxy)-phenyl]'amino]-carbonyl]-benzamid 

2- Chlor-N- [[[4-(2,2-dichlor- 1 , 1 -difluorethoxy)-phenyl]-aniino]-carbonyl]-benzamid 

3- Methylphenyl-propyIcarbamat 

4- [4-(4-Ethoxyphenyl)-4-methylpentyl]-l-fluor-2-phenoxy-ben2ol 

4-Chlor-2-(l,l-dimethylethyl>5-[[2-(2,6-dimethyl-4-phenoxyphenoxy)ethyl]lhio]-3(2H)-pyridazinon 

4-Chlor-2-(2-chlor-2-melhylpropyl)-5-i(6-iod-3-pyridinyl)methoxy]-3(2H)-pyridazinon 

4-Chlor-5-[(6-chlor-3-pyridinyl)niethoxy]-2-(3,4-dichlorphenyl)-3(2H)-pyridazinon 

Bacillus Ihuringiensis strain EG-2348 

Benzoesaure [2-benzoyl-l-(l,l-diniethylethyl)-hydrazid 

Butansaure 2,2-di methyl- 3-(2,4-dichlorphenyl)-2-oxo- 1 -oxaspiro[4.5]dec-3-en-4-yl-ester 

[3-[(6-Chlor-3-pyridinyl)methyl]-2-thiazolidinyliden]-cyananiid 

Dihydro-2-(nitromethylen)-2H- 1 ,3-thiazine-3(4H)-carboxaldehyd 

Ethyl- (2-[ [1 ,6-dihydro-6-oxo- 1 -(phenylmelhyl)-4-pyridazinyl]oxy]ethyl]-carbani at 

N-(3,4,4-Trifluor-l-oxo-3-butenyl)-glycin 

N-(4-Chlorphenyl>-3-[4-(difluonnethoxy)phenyl]-4,5-dihydro-4-phenyl-1H-pyrazol-l-carboxamid 

N-[(2-Chlor-5-thiazolyl)nicthyl]-N'-methyl-N"-nitro-guanidin 

N-Methyl-N'-( 1 -methyl-2-propenyi)- 1 ,2-hydrazindicarbothioaniid 

N-Methyl-N'-2-propeny I- 1 ,2-hydrazindicarbolhioamid 

0,0-Diethyl-[2-(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat 

N-Cyanonielhyl-4-trifluormethyl-nicotinamid 

3,5-Dichlor-l-(3,3-dichlor-2-propenyloxy)-4-[3-(5-lrifluorniethylpyridin-2-yloxy)-propoxy]-benzoL 

[0113] Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit Diingemitteln und Wachs- 

tumsregulatoren ist moglich. 

[0114] Daruber hinaus weisen die erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) auch sehr gute anlimykotische 
Wirkungen auf. Sie besitzen ein sehr breites antimykotisches Wirkungsspektrum, insbesondere gegen Dermatophyten 
und Sprosspilze, Schimmel und diphasische Pilze (z. B. gegen Candida-Spezies wie Candida albicans, Candida glabrata) 
sowie EpidCTmophyton floccosum, Aspeigillus-Spezies wie AspergiUus niger und Aspergillus fumigatus, Trichophyton- 
Spezies wie Trichophyton mentagrophytes, Microsporon-Spezies wie Microsporon canis und audouinii. Die Aufzahlung 
dieser Pilze slelll keinesfalls eine Beschrankung des erfassbaren mykotischen Spektrums dar, sondem hat nur erlauiem- 
den Charakter. 
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[0115] Die Wirksloffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus bereiteten Anwendungsfor- 
men, wie gebrauchsfertige Losungen, Suspensionen, Spritzpulver, Fasten, losiiche Pulver, Staubemittel und Granulate 
angewendet werden. Die Anwendung geschieht in Oblicher Weise, z. B. dnrch GieBen, Verspritzen, Verspriihen, Ver- 
streuen, Verstauben, Verschaumen, Bestreichen usw. Es ist femer moglich, die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low- Volume- 
5 Verfahren auszubringen oder die Wirkstoffzubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieren. Es kann 
auch das Saalgut der Pflanzen behandelt werden. 

[0116] Beim Einsatz der erfindungsgemaBen Wirkstoffe als Fungi zide konnen die Aufwandmengen je nach Applikati- 
onsart innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Bei der Behandlung von Pflanzen teilen liegen die Aufwand- 
mengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10000 g/ha, vorzugsweise zwischen 10 und 1000 g/ha. Bei der 

10 Saatgutbehandlung liegen die Aufwandmengen an Wrkstoff im allgemeinen zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm 
Saalgut, vorzugsweise zwischen 0,01 und 10 g pro Kilogramm Saatgut. Bei der Behandlung des Bodens liegen die Auf- 
wandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10000 g/ha, vorzugsweise zwischen 1 und 5000 g/ha. 
[0117] Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen femer beim Einsatz als Insektizide in ihren handelsiiblichen Formu- 
lierungen sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung mit Synergisten vorlie- 

15 gen. Synergisten sind Verbindungen, durch die die Wricung der Wrkstoffe gesteigert wird, ohne dafi der zugesetzte Syn- 
ergist selbst akdv wirksam sein muB. 

[0118] Der Wirkstoffgehalt der aus den handelsiiblichen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen kann in wei- 
ten Bereichen variieren. Die WirkstoffkonzenU^tion der Anwendungsformen kann von 0,0000001 bis zu 95 Gew.-% 
Wiiitstoff, vorzugsweise zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% liegen. 

20 [0119] Die Anwendung geschieht in einer den Anwendungsformen angepaBten iiblichen Weise. 

[0120] Bei der Anwendung gegen Hygiene- und Vorratsschadlinge zeichnet sich der Wu*kstoff durch eine hervorra- 
gende Residualwirkung auf Holz und Ton sowie durch eine gute Alkalistabilitat auf gekalkten Unterlagen aus. 
[0121] Wie bereits oben erwahnt, konnen erfindungsgemaB alle Pflanzen und deren Tfeile behandelt werden. In einer 
bevorzugten Ausfuhrungsform werden wild voiicommende oder durch konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie 

25 Kreuzung oder Protoplastenfusion erhaltenen Pflanzenarten und Pflanzensorten sowie deren Tfeile behandelt In einer 
weileren bevorzugten Ausfuhrungsform werden transgene Pflanzen und P^anzensorten, die durch gentechnologische 
Methoden gegebenenfalls in Kombination mit konventionellen Methoden erhalten wurden (Genetic Modified Organ- 
isms) und deren Teile behandelt. Der Begriff "Teile" bzw. "Teile von Pflanzen" oder "Pflanzenteile" wurde oben erlautert. 
[0122] Besonders bevorzugt werden erfindungsgemaB Pflanzen der jeweils handelsublichen oder in Gebrauch befind- 

30 lichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflanzensorten versteht man Pflanzen mit neuen Eigenschaften ("Traits"), die so* 
wohl durch konventionelle Zuchtung, durch Mutagenese oder durch rekombinante DNA-Techniken geziichtet worden 
sind. Dies konnen Sorten, Rassen, Bio- und Genotypen sein, 

[0123] Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen (Boden, Klima, Vege- 
tationsperiode, Emahrung) konnen durch die erfindungsgemaBe Behandlung auch uberadditive ("synetgistische") Ef- 

35 fekte auftreten. So sind beispielsweise emiedrigte Aufwandmragen und/oder Erweiterungen des WrkungsspekLrums 
und/oder eine Verslarkung der Wirkung der erfindungsgemaB verwendbaren StofFe und Mittel, besseres Pflanzenwachs- 
tum, erhohte Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen 
Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erfiohte Bluhleistung, erleichterte Erate, Beschleunigung der Reife, hohere Emteertrage, 
hohere Qualitat und/oder hoherer Emahrungswert der Emteprodukte, hohere Lagerfahigkeit und/oder Bearbeitbarkeit 

40 der Emteprodukte moglich, die uber die eigentlich zu erwartenden Efi'ekte hinausgehen. 

[0124] Zu den bevorzugten erfindungsgemaB zu behandelnden transgenen (gentechnologisch erhaltenen) Pflanzen 
bzw. Pflanzensorten gehoren alle Pflanzen, die durch die gentechnologische Modifikation genetisches Material erhielten, 
welches diesen Pflanzen besondere vorteilhafte wertvoUe Eigenschaften ("'ftaits**) verleiht. Beispiele fUr solche Eigra- 
schaften sind besseres Pflanzenwachstum, erhohte Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte To- 

45 leranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhohte BlUhleistung, erleichterte Emte, Beschleu- 
nigung der Reife, hohere Emteertrage, hohere Qualitat und/oder hoherer Emahrungswert der Emteprodukte, hohere La- 
gerfahigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukte. Weitere und besonders hervorgehobene Beispiele fur solche 
Eigenschaften sind eine erhohte Abwehr der Pflanzen gegen tierische und mikrobielle Schadlinge, wie gegeniiber Insek- 
ten, Milben, pflanzenpathogenen Pilzen, Bakterien und/oder Viren sowie eine erhohte Toleranz der Pflanzen gegen be- 

50 stimmte herbizide Wirkstoffe. Als Beispiele transgener Pflanzen werden die wichtigen Kulturpflanzen, wie GeU^ide 
(Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Raps sowie Obstpflanzen (mit den Friichten Apfel, Bimen, Zitrus- 
fruchten und Weintrauben) erwahnt, wobei Mais, Soja, Kartolfel, Baumwolle und Raps besonders hervorgehoben wer- 
den. Als Eigenschaften ("Traits") werden besonders hervorgehoben die erhohte Abwehr der Pflanzen gegen Insekten 
durch in den Pflanzen entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch das genetische Material aus Bacillus Thurin- 

55 giensis (z. B. durch die Gene CrylA(a), CryIA(b), CrylA(c), CryllA, CrylllA, CryIIIB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und 
CrylF sowie deren Korabinationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden "Bt Pflanzen"). Als Eigenschaften 
("Traits") werden auch besonders hervorgehoben die erhohte Abwehr von Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Vuen 
durch Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Resistenzgene und entspre- 
chend exprimierte Proteine und Toxine. Als Eigenschaften ("Traits") werden weiterhin besonders hervorgehoben die er- 

60 hohle Toleranz der Pflanzen gegeniiber bestimmten herbiziden Wirkstoffen, beispielsweise Imidazolinonen, Sulfonyl- 
hamstoffen, Glyphosate oder Phosphinotricin (z. B. "PAT"-Gen). Die jeweils die gewiinschten Eigenschaften ("Traits") 
verleihenden Gene konnen auch in Kombinationen miteinander in den transgenen Pflanzen vorkommen. Als Beispiele 
fiir "Bt Pflanzen" seien Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten und KartofiFelsorten genannt, die unter den Handelsbe- 
zeichnungen YIELD GARD® (z. B. Mais, Baumwolle, Soja), KnockOut<^ (z. B. Mais). StarLink«> (z. B. Mais), Boll- 

65 gard® (Baumwolle), NucoUi® (Baumwolle) und NewLeaf® (Kartoffel) vertrieben werden. Als Beispiele fiir Herbizid to- 
leranle Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und Sojasorten genannt, die unter den Handelsbezeichnungen Roun- 
dup Ready® (Toleranz gegen Glyphosate z. B. Mais, Baumwolle, Soja), Dberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin, 
z. B. Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) und STS"® (Toleranz gegen Sulfonylhamstoffe z. B. Mais) vertrieben 
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werden. Als Herbiad resistente (konventionell auf Herbizid-lbleranz gezuchtete) Pflanzen seien auch die unter der Be- 
zeichnung Qearfield® vertriebenen Sorten (z. B. Mais) erwahnt. Selbstverstandlich gelten diese Aussagen auch fiir in der 
Zukunft entwickelte bzw. zukanftig auf den Markl kommende Pflanzensorten mil diesen oder zukilnftig entwickelten ge- 

netischen Eigenschaften ("Traits"). 

[0125] Die aufgefuhrten Pflanzen konnen besonders vorteiihaft erfindungsgemaB mil den Verbindungen der allgemei- 5 
nen Formel I bzw. den erfindungsgemaBen AVirkstoffmischungen behandelt werden. Die bei den WrkstofFen bzw. Mi- 
schungen oben angegebenen Vorzugsbereiche gelten auch fur die Behandlung dieser Pflanzen. Besonders hervorgehoben 
sei die Pflanzenbehandlung mit den im vorliegenden Text speziell aufgefiihrlen Vb^indungen bzw. Mischungen. 
[0126] Die Erfindung wird durch die folgenden Beispiele veranschaulicht. 

10 

Herstellunssbeispiele 
Beispiele 1 und 2 
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[0127] 2^ g (7,3 mMol) 3-Cyano-57>dichlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl>pyrazolo[l,5-a]pyrimidin werden mit 0,425 g 
(7,3 mMol) Kaliumfluorid in 7,8 g Acetonitril 3 Stunden bei 60°C geriihrt. Dann gibt man 3,31 g (29,3 mMol) (S)-l,l,l- 
Trifluoroprop-2-ylamin dazu und riihrt weitere 15 Stunden bei 80°C. Man destiliiert das Losungsmittel unter verminder- 30 
tem Druck ab und behandelt den Ruckstand mit Dichlormethan und 1 N wassriger Salzsaure. Die oiganische Phase wird 
abgetrennt, uber Natriumsulfat getrocknet, und das Losungsmittel wird unter vermindertem Dnick abdestilliert Der 
Ruckstand wird mit einer Mischung aus 4 Teilen Cyclohexan und 1 Teil Essigsaureethylester an Kieselgel chromatogra- 
phiert. Es werden zwei verschiedene Produktfraktionen isoliert (Fraktion 1 und Fraktion 2). 

[0128] Fraktion 1 (1 ,2 g) wird nochmals mit einem Gemisch aus 9 Teilen n-Hexan und 1 Teil Aceton an Kieselgel chro- 35 
matographiert. Man erhait 0,8 g (21%derTheorie) an 3-Cyano-5-chlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl)-7-(S)-r,r,r-trifluoro- 
prop-2-ylaminopyrazolo[l,5-a]pyriniidin als Atropisomrares A (Beispiel 1) (Gehall: 80,4%) 
HPLC: logP = 3,88 Osomer AS) 

^H-NMR (DMS0-d6, Tetramethylsilan): 5 = 1.37, 1.38 (3H); 4.88, 4.90 (IH); 7.43-7.59 (IH); 7.60-7.66 (IH); 

7.72- 7.78 (IH); 8.06, 8.08 (IH, NH); 8.83 (IH) ppm. 40 
[0129] Die zuletzt isolierte Fraktion 2 enthalt 0,9 g (29,3% der Theorie) 3-Cyano-5-chlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl)-7- 
(S)-r,r,r-0ifluorprop-2-ylamino-pyrazolo[l,5-a]pyrimidin als AU*opisomeres B (Beispiel 2) (Gehalt: 99,3%) 

HPLC: logP = 3,91 Osomer BS) 

^H-NMR (DMS0-d6, Tetramethylsilan): 6 = 1.29, 1.31 (3H); 4.61, 4.63 (IH); 7.42-7.47 (IH); 7.58^7.61 (IH); 

7.73- 7.76 (IH); 8.10, 8.12 (IH, NH); 8.84 (IH) ppm. 45 

Beispiel 3 




50 
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CI 



[0130] Zu einer Losung von 0,5 g (1,4 mMol) 3,5,7-Trichlor-6-(2,4,6-trifluorphenyl)pyrazolo[l,5-a]pyrimidin in 60 
12,5 ml Acetonitil gibt man 0,165 g (9,75 g (237,5 mMol) Kaliumfluorid und 0,481 g (4,26 mMol) (S)- 1,1,1 -Trifluor- 
prop-2-ylainin und riihrt 16 Stunden bei 80**C. Nach dem Abkiihlen werden 1 N Salzsaure und Dichlormethan zugege- 
ben. Das Reaktionsgemisch wird fillriert und das Rltrat wird eingeengt. Der Ruckstand wird mit Methyl-t-butylether/Pe- 
trolether (1 : 100) an einer Kieseigelkartusche chromatografiert. Man ertialt 0,25 g (40% der Theorie) an N-[3,5-Dichlor- 
6-(2,4,6-uifluorphenyl)pyrazolo[ 1 ,5-a]pyrimidin-7-yl]-N- [( 1 S)-2,2,2-Uifluor- l-methyleihyl]amin. 65 
HPLC; logP = 4,43. 
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Beispiel 4 




CN 



15 [0131] 0,1 g (0,33 mMoI) 7-ailor'6-(2-chlor-6-fiuorphenyI)pyra2olo[l,5-a]pyrimidin-3-carbonitril und 0,028 g 
(0,33 mMol) 1,2-Dimethylpropylaiiiin werden in 5 ml Dichlormethan gelost. Es werden 0,05 ml Triethylamin zugege- 
ben, und das Reaktionsgemisch wird 16 Stunden bei Raumtemperalur geriihrt. Die Reaktionsmischung wird mil 1 N 
Salzsaure verriihrt, dami fillriert und das Filtrat wird unter vermindertem Druck eingeengt. Der Riickstand wild mil Me- 
thyl-t-butylether/Petrolether (1 : 9) an einer Kieselgelkartusche chromatografierl. Man erhaltO,! g (89% derTheorie) an 

20 6-(2-Chlor-6-fluorphenyl>7-[(l,2-dimethylpropyl)amino]pyrazolo[l,5-a]pyrimidin-3-car^ 
HPLC;logP = 3,78. 

Beispiel 5 




[0132] 0,1 g (0,316 mMol) 7-Chlor-6-(2-chlor-6-fluorphenyl)pyrazolo[l,5-a]pyrimidin-3-carbonitril und 0,028 g 
(0,316 mMol) 1,2-Dimethylpropylamin werden in 4 ml Acetonitril geldst. Es werden 0,044 g (0,316 mMol) Kaliumcar- 
bonat zugegeben, und das Reaktionsgemisch wird 16 Stunden bei 60**C geriihrt. Zur Reaktionsmischung gibt man 20 ml 
40 Ether und 10 ml 1 N Salzsaure. Die organische Phase wird abgeUrennl, iiber Natriumsulfat getrocknet und unter vermin- 
dertem Druck eingeengt. Der Ruckstand wird mit Methyl-t-butylether/Petrolether (1 : 30) an einer Kieselgelkartusche 
chromatografiert. Man erhalt 0,08 g (67% der Theorie) an N-[3-chlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl)pyra2olo[l,5-a]pyrimi- 
din-7-yl]-N-( 1 ,2-dimethylpropyl)amin. 
HPLC;logP = 4,53. 

45 [0133] Nach den zuvor angegebenen Methoden werden auch die in der folgenden Tabelle 1 aufgef iihrten Verbindungen 
der Fennel 




hergestellt. 



65 
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T^beUel 



Bsp. 
Nr. 


Rl 


r2 ■" 


R3 


xl 


x2 


Isomer** 


logP 


Fp.: 
(X) 


6 


-CH2-C(CH3)=CH2 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-CI 


-CN 




4,6 




7 


2,2,2-Trifluor- 1 *methylethyl 


-H 


2 ,4,6-Trifluoipheny 1 


-a 


-CN 


s 


3,69 




8 


-CH2-C(CH3)=CH2 


-CoHc 


2-Fluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,38 




9 


2-Meth-oxye1fayl 


-C2H5 


2-Fluorphenyl 


-a 


-CN 




3,52 




10 


Cyclopentyl 


-H 


2-Fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,89 




11 


Cyclopropylmethyl 


-H 


2-Fluorphenyl 


-a 


-CN 




3,47 
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Tabelle 1 (Foitsetzung) 



Nr. 






r3 


xl 


x2 "■ 


IcoTner** 


logP 


Fp.: 


1 0 

iZ 




-H 


2-Ch1or-6- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 


s 


3 73 




1 1 

13 


-^ri2"^^^"3''^^^2 




fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,68 




1 A 




* 


fluoiphenyl 


-Q 


-CN 




3^6 




1 c 


Q'Butyl 


-U2±i5 


fluorphenyl 


-CI 


-CN 




4 92 




10 


i-uuxyi 


-H 

"Xl 


fluorphenyl 


-Q 


-CN 




3 94 




1 / 




-W 
"H 


fluorphenyl 


-CI 


-CN 




4 41 




1 o 




-H 


z-v^nior-o- 
fluoiphenyl 


.PI 


-PM 








1 o 
ly 


r^tt- ni- nj* ni*. 
-v-'rl2-*-'*l2-^-'*l2"^"2'' 




fluoiphenyl 


-PI 


-PN 




3,82 




OA 


-C2H5 


-^2"5 


fluorphenyl 


-PI 


-PM 




4 13 




ot 


rvk^ n4«> rnj- rw-k 
-v^ji2"^-'^2" 2" 2 2" 




fluorphenyl 


-PI 


-PN 




4 32 




ZL 


Cyclopentyl 


TJ 

-n 


fluoiphenyl 




-CN 




4 13 




0*5 

Zi 


-i-Propyl 


-ji 


fhiorphenyl 


-PI 


-PN 




3 65 




24 


2-Meth-oxyetbyl 


-H 


2-Chlor-6- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




3^2 




25 


Cyclopropy! 


-H 


2-Chlor-6- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,37 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Ren 

Nr. 


IV 




r3 


xl 


x5 


Isomer** 


logP 


Fp.: 
(°C) 


26 






2-Chlor-6- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 




3.9 






CH2- 




2-Chlor-6- 
fluoq>henyl 


-Cl 


-CN 




4,37 




Zo 


CH2- 




7-Oli1nT-fi- 

Z" V-»JLllVl 

fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




All 






uyciopropyimcuiyi 


-li 


fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3 74 






7 Riitvl 




fhiorphenyl 


-Cl 


-CN 




3 94 




1 1 

31 






fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




4,08 




17 


CH2- 




fhiorphenyl 


-Cl 


-CN 




4 77 




j3 


-V.^ri7"^**2^^^^^^ 3' 2 


♦ 


7-niiftT-fi- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,51 






nj^ c^w^ pwp n4« m** 
-L*ri2"v-'Xi2"^'np -v.»xi2~^**2'' 


* 


fluoiphenyl 








3,82 






Aiiyi 


-C2W5 


fluorphenyl 








4 32 




30 


(2*Fuiyl)]iiethyl 


•^2^5 


fluoiphenyl 




-CN 




4 32 




3 / 


1 ciianyuioiuiy 1 yincuiy i 


P^^H*- 

-^2*^5 


fluoiphenyl 




-CN 




4,08 




3o 


z-Metaoxyeiuyi 


P**Wi. 

-C2li5 


fluorphenyl . 


-PI 






3 86 




39 


-CHtCOOCoH^ 




2-Chlor-6- 
fhioiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,86 




40 


Propaigyl 


-CH3 


2-Chlor-6- 

fluorphenyl 


-a 


-CN 




3,53 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



DSp. 

Nr. 


r1 


r2 

IX 


r3 


xl 


x2 




loeP 


Fd ' 
(°C) 


*♦ 1 






Ouorphenyl 


-CI 


-CN 




3 57 




AO 




-PHi 


2-Phlor-6- 
fhxoiphenyl 


-CI 


-CN 




3 49 




Al 
HD 


Allvl 




fhiorphenyl 


-CI 


-CN 




4 03 




A A 

44 


(^/-riiiyi^iBeuiyi 




7 PhlftT-H- 

z-v-fnior-o- 
fluoiphenyl 


-PI 


-PN 








4D 




_PH^ 


fluorphenyl 


-PI 


-PN 




4 ^7 




40 


i-r>uiyi 






-CI 


-CN 




4 51 




AH 


^z* 1 cu iiuj uiuiuryi ^mcioy i 


Propyl 


fluoiphcnyl 


-Q 


-CN 




4 51 




48 


i -Butyl 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-CI 


-CN 




3,85 




49 




-H 


2,4,6-Tiifluorphenyl 


-CI 


-CN 




4,26 




50 


2-Butyl 


-H 


2,4,6-TrifluoTphenyl 


-CI 


-CN 




3,89 






P Vf 1 f*rM*Titvl 


-H 


2>4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




4,01 




52 


"■i-Propyl 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl • 


-Cl 


-CN 




3,54 








-H 


2 4 6-TrifluorDhenvl 


-Cl 


-CN 




3^5 






C\ic \ nT\Tf\T\\t 1 m f* tVi vl 




9 4 6-Trifliiornhenvl 


-Cl 


-CN 




3 63 




55 


.CH2-C(CH3)=CH2 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




3,54 




j\f 


1 y^-l^iUAUi{Ul*Z.*y illICUj.jr 1 


-PHo 


7 4 fv-TriflunmVienvl 


-Cl 


-CN 




3 33 




J / 


x.-lYlCUlUAjCUljrl 


-P'^Hc 

*^2"5 


7 4 fv-TrifliinTnhf»Tiv1 


-CI 


-CN 




3 74 






v^'Ti/ 2 2 




9 4 #*-Trifliir»mliPTivl 

i«y*T,\/- liii.iUVi|/UdIjr A 


-Cl 


-CN 




4 5 




59 


2-Butyl 


-H 


2-Fhiorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,7 




60 


-CH2-CH2CF3 


-H 


2-Fhioiphenyl 


-a 


-CN 




3,34 




61 


n-Propyl 


-H 


2-Fluoiphenyl 


-a 


-CN 




338 




62 


-i-Propyl 


-H 


2-Fluoiphenyl 




-CN 




3,36 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


r1 




r3 


xl 


x5 


[somer** 


log? 


Fp.: 
(^C) 


63 


Cyclohexyl 


-H 


2-Fluorphenyl 


-CI 


-CN 




4,2 




64 


1 -Cyclohexy lethyi 


«H 


2-Fluorphenyl 


-CI 


-CN 




4,91 




65 


2-Methoxvethvl 


-H 


2-Fluoiphenyl 


-a 


-CN 




2,89 




66 


C vcl ODroo vl 


-H 


2-Fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,11 




67 


-CH2-CF3 


-H 


2*Fhiorpheayl 


-a 


-CN 




3,15 




68 


-CH2-C(CH3)=CH2 


-H 


2-Fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,39 






'^-XrifliifiTmethvlcvclo-hexvl 


-H 


2-Fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




4,15 






iriuuuiuicuijriwjrviiFucrAjrt 


-H 


2-FliiorDlienvl 


-a 


-CN 




4,26 




71 


TrtfhioTinethvlcvclohexvl 


-H 


2-Fliioniheiivl 


-a 


-CN 




4,26 




77 






2-FIuoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,8 




73 


-r'H'»-CH'>-0-CH'»-CH'>- 


* 


2-Fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




2,88 




74 


2 2 2-TiifluoT-l'-]netfavlefhvl 


-H 


2-Fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


S 


3,49 




75 




-H 


2-Fluorphenyl 


-Cl 


-CN 








76 


i-Butyl 


-H 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




4 




77 




-H 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,47 




78 


2-ButyI 


-H 


2-Chloiphenyl 


-a 


-CN 




3,98 




79 


Pvclrmentvl 

v>« y w L/wAA» jr A 


-H 


2-C3iloiphenyl 


-a 


-CN 




4,19 




80 


"i'Propyl 




2-Chlorphenyl 


-a 


-CN 




3,64 




81 


Ovclooroovl 


-H 


2-Chloiphenyl 


-a 


-CN 




3,38 




82 


Ovclooronvlmetliv] 


-H 


2-ChlorphenyI 


-Cl 


-CN 




3,74 




83 


-CHo-CyCH^V=CH'> 

%^AA 7 ^^IV^AAi I V^AA / 


-H 


2-Chloiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,68 




84 


-CHrCHoVCHo-CHfCH^>'> 

V^A Al Vii<A A A f ^/A A 7 V^A ■■■Y ^i^A ^ \ f J 


-H 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,7 






\ '^-r>tn"KftlaTi-2-vlnnethvl 


-CHa 


2-Chlorphenyl 


-a 


-CN 




3,42 




ov 


Allyl 


-CH3 


2-Chlorphenyl 


-a 


-CN 




4,03 




R7 


5-Methoxvethvl 


-CH3 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,5 




88 


-CH2-C(CH3)=<:H2 


-CH3 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,39 




89 


-CH2-C(CH3)<:H2 


-C2H5 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,68 




90 


AUyl 


-C2H5 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,32 




91 


-CH2-CH2-CH2-CH(CH3)- 


* 


2-Chlorphenyl 


-a 


-CN 




4,18 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Nr. 


Rl 


r2 


R3 


xl 


x2 


Isomer** 


logP 


Fp.: 

("O 




"Vi'tly wliy \^\.A.J wXi J 




2-Chloiphenyl 


-a 


-CN 




3,82 




93 


-CH2-CH2-CHKH-CH2- 




2-Chloiphenyl 


-Cl 


-CN 




4,1 




y** 




♦ 


l-Chloirolieiivl 


-a 


-CN 




4,69 




95 


-CH2-CH2-CH(CH3>CH2- 




2-Chlorphenyl 


-a 


-CN 




4,78 






-^xi2^-'**2^'"^^-\^**3'^ 2 


♦ 


2-C3i1oTDheiivl 

Ar X^Ul WA VAAVAA^ A 


-Cl 


-CN 




4,52 




07 


CH2- 


* 


2-Chlon)heiivl 

A X^AAAVA k/AAVU^ A 


-a 


-CN 




4,35 




98 


-CH2-CH2-CH2-CH2-CH2- 


* 


2-Chloipbenyl 


-a 


-CN 




4,36 




99 






2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,17 




100 


-CH2-CH2-S-CH2-CH2- 


* 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,88 




lul 


-L*ri2"^*i2**^v^ 3'2 


*-2"5 


Fluornhenvl 


-Cl 


-CN 




1 9 




102 






2-Chlor-6- 
Fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




4,18 




103 


2,2,2-Trifluor- 1 -methylethyl 


-H 


2-C3ilorphenyl 


-a 


-CN 


S 


3,79 




104 


-CH2-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2-Fluorphenyl 


-a 


-CN 




4,05 




105 


-CHo-CfCHoXHo 




2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,47 


95-98 


106 


-CH'>-CfCH'5V=CHo 


^2''^5 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-Cl 




5,55 




107 


AUyl 


-CH3 


2,4,6-Trifhioiphenyl 


-a 


-CN 




3,87 




108 


i-Butyl 


-CH3 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




4,37 




109 


2-M ethoxvethvl 


-CH3 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,44 




110 




-CH3 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




4,24 




111 


Allyl 




2 ,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,23 




112 


-CH2-CH2-CH2-CH(CH7). 

^ V ^/ 


* 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,09 




113 


-CH(CF3)-CH2-CH2-CH2- 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,12 




114 


-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




3>71 




115 


-CH2-CH2-CH=CH-CH2- 


* 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,96 
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Tabelle 1 (Fortsetzuog) 



Bsp. 
Nr. 




r2 


R3 


xl 




Isomer** 


logP 


Fp.: 
(°C) 


116 


-CH'»-CH'i-CH'i-CHfCHi>- 
CH2' 


* 


2,4, 6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




4.6 




1 17 


-CHo-CHo-CHfCHiVCHi- 
CH2- 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




4.6 




lis 

1 lO 


V^1.X2 ^* ly ^ ■•^^'V^*'* j/ ^ ^ 




2,4,6-Trifluoiphenyl 


-a 


-CN 




4.34 




1 19 

1 17 


V^Aly wily V^AU^ ^XA^ 




2,4,6-Trifluoiphenyl 


-a 


-CN 




3.72 




iXv 


-rH-^-CHo-CHfCF-^VCHo- 

~V,»XXy"V»Il2 x^xl^x^X 3/^^ 2 

CH2- 




2 4 6-TrifliioiDlienvl 


-a 


-CN 




4,26 




121 


v^x X y v^x X X / N^x X y v^x * y 




2,4y6-Tni1uoiphenyl 


-a 


-CN 




4,23 




122 


-CHo-CHo-O-CHo-CHo- 


* 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




3,16 




123 


-CH2-CH2-S-CH2-CH2- 


* 


2,4,6-Trifluorphenyl 


•Cl 


-CN 




3,79 




174 




-H 


2 4 6-Trifluon)henvl 


-Cl 


-CN 




3.37 




17S 


-^2'*5 


^2"5 


7 4-Difliirtm1ieTivl 


-Cl 


-CN 








176 


7 7 7.Trifliirkr.1.'mpthv1ptliv1 
1 iiiiuvi* I 'lucixijricuijfi 


-H 

XX 


7 4-1~)'if1un'mhenvl 


-C! 


-CN 


s 


3,65 


123- 
25 


127 


^2"5 


-H 


2-Fluorpheiiyl 


-Cl 


-CN 




3,06 




128 




-H 


2-FliioTDheiivl 


-Cl 


-CN 




2,45 




129 




-H 


2-FluoTpheiiyl 


-Cl 


-CN 




4,01 




130 


4-Tiiflaormethylcyclohexyl 


-H 


2-Fluorphenyl 


-a 


-CN 




4^ 




1*^1 
1 1^ 1 






7-F1iiorDhenvl 

^ X iU\/X L/XlWUJr 1 


-Cl 


-CN 




3,12 




132 


-CH2-CH2-CH2-CH2- 


* 


2-Fluorphenyl 


-a 


-CN 




3,56 




133 


-L'ri2-»-'ri2~^"^^ " 3'*^"2' 




z-r iiioipiicnyl 


r\ 






4 1*^ 






"•v^n2 ^iiv^-'^3' ^ 3^ 
CH2- 


* 


^ -Fl 1 1 ftmli PTi vl 

4m h lUli/l|illldljrl 


-Q 


-CN 




3 67 




135 


-CH2-CH2-S-CH2-CH2- 




2-Fluorphenyl 


-a 


-CN 




3.63 




136 


1 -Cyclopropylethyl 


-H 


2,4,6-TrifluoTphenyl 


-a 


-Cl 




4,66 




137 


-CH2-CF3 


-H 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




3.43 




138 


i-Butyl 


-CH3 


2-Chlorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,51 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


r1 


r2 


r3 


xl 


x2 


Isomer** 


logP 


Fp.: 


139 


2-Methoxyethyl 


Propyl 


2-Chloiphenyl 


-CI 


-CN 




4^3 




140 


2-Methoxyetliyl 




2-Qilorphenyl 


-a 


-CN 




4,28 




141 






2-Chlorphenyl 


-a 


-CN 




4,19 




142 


-CH2-CH2-CH2-CH(CH3)- 
CH2- 




2-Chlcyiphenyl 


-a 


-CN 




4,82 




143 


-CH2-CH2-CHF-CH2-CH2- 


* 


2-Chloiphenyl 


-a 


-CN 




3,81 




144 


-i-Propyl 


-H 


2-Chlor-4- 

fluorphenyl 


-a 


-CN 




3,78 




145 


2A2-Trifluor-l-mefliyIetiiyl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 


AS + BR 


3,87 




146 


2A2-Tri£luor-l-methylcthyl 


-H 


2-Chlor-4. 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


AS + BR 
+ BS + 
AR 


3,92 




147 


2,2,2-Trifluor- 1 -methylethyl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


AS + BR 


3,91 




148 


i-Butyl 


-H 


2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,87 




149 


n-Butyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,86 




150 




-H 


2,4-Difluorplienyl 


-Cl 


-CN 




4,23 




151 


2-Butyl 


-H 


2,4-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,82 




152 


-CH2-CH2-CF3 


-H 


2,4-Difluotphenyl 


-a 


-CN 




3,47 




153 


n-Propyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,5 




154 


Cyclopentyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,98 




155 


-i-Propvl 


-H 


2,4-Difluoipheiiyl 


-a 


-CN 




3,5 




156 


Cyclohexyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,26 




157 


1 -Cyclohexy lethy 1 


-H 


2,4-Difluoipheiiyl 


-Cl 


-CN 




4,96 




158 


2-Methoxyethyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,06 




159 


Cyclopropyl 


-H 


2,4-DifIuoipbenyl 


-Cl 


-CN 




3,23 




160 


Cyclopropylmethyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,35 




161 


-CH2'C(CH3)=CH2 


-H 


2,4-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3.51 
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Tabelle 1 (Fbitsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


Rl 


r5 


R3 


xl 


x2 


Isomer** 


log? 


Fp.: 
(°C) 


162 


3-Trifluoiinethylcyclo-hexyl 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-CI 


-CN 




4,2 




163 


2-TTifluonnefhylcyclohexyl 


-H 


2,4-DifluorphenyI 


-CI 


-CN 




4,23 




164 


4-Trifluonnetfaylcyclohexyl 


•H 


2,4-DifluoipheQyl 


-CI 


-CN 




4,21 




165 


-CH(CH3)-CH2-CH(CH5)2 


-H 


2,4-Difluoipheny] 


-CI 


-CN 




4,47 




166 






2,4-Diiluorplienyl 


-a 


-CN 




1,72 




167 


Propaigyl 




2»4-Difluoipheny] 


-Cl 


-CN 




3,35 




168 


1 ,3~I^oxolan-2-ylme Ayl 




2,4-Difluoipheiiyl 


-Cl 


-CN 




3,3 




169 


-CH^-CHfOCHO? 


-CH^ 


2,4-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,46 




170 


-CH2-C(CHa)=CH2 


-CH3 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,16 




171 


n-Butyl 


-CH3 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,36 




172 


i-Butyl 


-H 


2,6-Difluoipheny] 


-a 


-CN 




3,73 




173 




-H 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,15 




174 


2-Butyl 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,71 




175 


-CH2-CN 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




2,49 




176 


Cyclopentyl 


-H 


2, 6-DifluoTplieny 1 


-a 


-CN 




3,89 




177 


-i-Propvl 


-H 


2r6'Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,39 




178 


2-Mefh-oxye&yl 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




2,96 




179 


Cyclopropyl 




2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,13 




180 


-CHo-CFa 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,07 




181 


Cyclopropylmethyl 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,5 




182 


-CH2-^^3)"^2 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,4 




183 




-H 


2,6-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,39 




184 


Prooargvl 




2 ,6-Difluoipheny 1 


-Cl 


-CN 




3,27 




185 


-CHo-COOCoH^ 




2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,31 




186 


1 ,3-I^ioxolan-2-ylmethyl 




2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,21 




187 


AUyl 


-CH3 


2 , 6-DifluoTpheny 1 


-Cl 


-CN 




3.77 




188 


i-Butyl 


-CHi 


2,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,23 




189 


2-Methoxyethyl 


-CH3 


2 ,6-Difluorpheny 1 


-Cl 


-CN 




3,27 




190 


-CH2-C(CH3)=CH2 


-CH3 


2 ,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,1 




191 


AUyl 


-C2H5 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,07 
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Tabelle 1 (Fbrtsetzung) 





Bsp. 


r1 


r2 


R3 


xi 


x2 


Isomer** 


logP 


Pp.: 


5 


Nr. 




















192 


(2-Furyl)-methyl 




2,6-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




4,04 






193 


(2-Tetrahydro-furyl)methyl 




2,6>Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,84 




10 


194 


2-Me&oxyethyl 




2,6-DifIuoiphenyl 


•a 


-CN 




3,59 












7 ^FHfliinmVienvl 


-Cl 






3 61 






196 


n-Butyl 




2y6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,64 




15 


197 


-C2H5 


-C2H5 


2,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,88 






198 


Ovclooronvlmetlivl 


n- 


2 6-rHfluoTDlienvl 




-CN 




4 65 




20 






Propyl 














199 


( 2-TetrahvdrofiiTvnmetli vl 


n* 

Propyl 


2 ^T^ifluomhenvl 


-CI 


-CN 




4 24 




25 


200 


2-Metfaoxyetbyl 


n- 


2,6-'Di£liioiphenyl 


-a 


-CN 




3,96 










Propyl 




















* 




-Cl 


-CN 




2 47 




30 


202 


-CH2-CH2-CH2-CH(CH3)- 


* 


2,6-Difluoiplieiiyl 


-a 


-CN 




3,92 






203 


-CH2-ai2-CH2-CH2- 


* 


2,6-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,55 






204 






2 ^T^ifliinmhpfivl 


-Cl 


-CN 




4 4 




35 




CH(CH3)- 


















205 


-CHo-CHi-CHo-CHfCH^V- 

CH2- 


* 


2 6»Difliiornlieiivl 

V^^/ AX A U VA^lA VIA Jr A 


-Cl 


-CN 




4 46 




40 


206 


-CH2-CH2-CH(CH3)-CH2' 


* 


2»6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,46 






207 


-CH2-CH2-CH=C(CH3)-CH2- 


* 


2, 6-Difluorphcny 1 


-Cl 


-CN 




4.2 




45 


208 


CH2- 


* 


2 6-DifluoTDlieiivl 


-Cl 


-CN 




4J3 






209 


-CH2-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2,6-Difluoiplieiiyl 


-Cl 


-CN 




4 07 




50 


210 


-CH2-CH2'S'^^^2"^2' 




2,6-Difluorpheiiyl 


-Cl 


-CN 




3 65 






211 


2-Fluorcyclopropyl 


-H 


2,4,6-TrilluoiphCTyl 


-Cl 


-CN 




3,06 




55 


212 


i-Butyl 


-H 


2,4,6-Trifhioiphenyl 


-Cl 


-a 




4,7 




213 


AUyl 


-C2H5 


2,4,6-Tnfluorpheiiy] 


-Cl 


-Cl 




5,14 






214 


2-Methoxyetfay] 


-C2H5 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-a 




4,61 





60 



65 



32 



DE 102 23 917 A 1 



Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


r1 


r2 


Ri 


xl 




Isomer* ♦ 


logP 


Fp.: 

rc) 


215 


-CH2-CH2-CH2-CH{CH3)- 




2»4,6-Triiluoiphenyl 


-a 


-Cl 




4,99 




216 


-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2,4,6-TrifluoTphenyl 


-a 


-a 




4,56 




217 


-CH2-CH2-CH(CH3).CH2- 
CH2- 




2,4,6-Tiifluorplienyl 


-Cl 


-Cl 




5,59 




218 


-CH2-CH2-CH<:H-CH2- 




2,4,6-Trifluoiphenyl 


-Cl 


-Cl 




4,84 




219 


-CHo-CHo-CH^-CHfCHa)- 
CH2- 




2,4,6-Trifluoipbenyl 


-Cl 


-Cl 




5,59 




220 


-CH2-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2 , 4, 6-Trifluorpheny 1 


-Cl 


-a 




5^14 




221 


-CH2-CH2-O.CH2-CH2- 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-Cl 




3,94 




222 


-CH2-C(CH3)3 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl 




-a 




5,19 




223 


Cyclopropyhnethyl 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-Cl 




4,41 




224 


-CH2-CF3 


-H 


2,4,6-TrifluoTpheiiyl 


-a 


-Cl 




4,08 




225 


-CH2-C(CH3)=CH2 


-H 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


-Cl 


-Cl 




4,32 




226 


AUyl 


-CH3 


2,4,6-TrifluoiphenyI 


-a 


-a 




4,8 




227 


i-Butyl 


-CH3 


2,4,6-TrifluoTphenyl 


-Cl 


-a 




5,31 




228 


2-Methoxyethyl 


-CH3 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CI 




4,23 




229 


-CH2-C(CH3)=CH2 


.CH3 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-Cl 




5,17 




230 


-CH2-CH2-CF2-CH2-CH7- 
it 




2,4,6-Trifluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,81 




231 


-CH2-CH2-CF2-CH2-CH2- 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-a 




4,61 




232 


(2,2-Dichlor- 
cyclopropyl)methyl 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




4,32 




233 


(2,2-Dichlor- 
cyclopropyl)metbyl 




2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-Cl 




5,16 




234 


2-Fluorcyclopropyl 


"H 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-a 




3,72 




235 


-C2H5 


-H 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,2 




236 




-H 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,34 




237 


3,5-bis- 

Trifluonnethylcyclohexyl 


-H 


2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,41 




238 


-CH2-COOC2H5 


-CH3 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,49 




239 


Ally] 


.CH3 


2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,87 
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Bsp. 
Nr. 




r2 


R3 


xi 


x2 


Isomer** 


logP 


Pp.: 


240 


-CH7-CH2-CN 


-013 


2»4-DifluorphenyI 


-a 


-CN 




2,98 




241 


-CH2-CN 


.CH3 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




2,95 




242 


.CH2-COOCH3 


-CH3 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,17 




243 


(2-Furyl>mettiyl 


-CH3 


2,4-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,87 




244 


i-Butyl 


.CH3 


2,4-DifluoTphenyl 


•Cl 


-CN 




4,33 




245 


-CH2-CH2-0-CH=CH2 


-CH3 


2,4-Difliiorphenyl 


-Cl 


-CN 




2,6 




246 


2-Me11ioxyethyl 


-CH3 


2,4-Difluoipheny] 


-Cl 


-CN 




3,41 




247 




-CH3 


2,4-Difluorpheiiyl 


-a 


-CN 




3,25 




248 


1 ^'Dime^ylpropyl 


-H 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,17 




249 


1,2-Dimetfaylpropyl 


-H 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


^1 


-Cl 




5,02 




250 


1 ,2'DunetliyIpropyl 


-H 


2,4,6-Trifluorphcnyl 


•a 


-Cl 




5,02 




251 


1 ,2-Diinediy Ipropyl 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-Cl 




5,02 




252 


1,2-Dimethylpropyl 


-H 


2,4,6-Trifluorpheiiyl 


-a 


-CN 




4,16 




253 


1 S-DhnethvlDTODvl 


-H 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-a 


-CN 




4,16 




254 


-0'CH2-CH2-CH2-CH2' 


♦ 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,71 




255 




* 


2-ChloT-4- 

A* ^ #111 wl ■ 

fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,02 




256 


-0-CH'>-CHo-CH'j-CH'>- 


* 


2-Chlor-6- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,85 




257 


1 2-Dimethvlnroovl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


AS + BR 


4,43 








-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


AR + BS 


4 48 




7SQ 


i-Riitvt 


-H 


fluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4 18 




260 


-CHo-QCHa)^ 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 




4,61 




261 


2-Butyl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,18 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr, 


r1 


r2 




xl 


x2 


Isomer** 


logP 


Fp.: 


262 


Cyclopentyl 


-H 


2-ChIor-4- 
fluoiphenyl 


-a 






4,32 




263 


2-Methoxyetfayl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluoipfaeny] 


-a 


-CN 




3,33 




264 


Cyclopropylmetiiyl 


-H 


2-Chlor-4- 

fluorphenyl 




-CN 




3,9 




265 


-CH2-C(CH3)=CH2 


-H 


2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,85 




266 


i-Butyl 


-CH3 


2-CWor-4- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,67 




267 


2-Metlioxyethyl 


-CH3 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 




3,72 




268 


.CH2-C(CH3)=CH2 


-CH3 


2-Chlor-4- 
fhioipheny] 


-a 


-CN 




4,56 




269 


-CH2-C(CH3)=CH2 


-C2H5 


2-Chlor-4. 
fluorphenyl 


-a 


-CN 




4,87 




270 


2-Methoxyethyl 


-C2H5 


2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,99 




271 


.CH2-CH2-CH2-CH(CH3). 


♦ 


2.ailor-4- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 




4,32 




272 


-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2-Chlor-4- 
fluoipbenyl 


-CI 


-CN 




3,99 




273 


-CH2-CH2«CH(CH3)-CH2- 

CH2- 




2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,92 




274 


-CH2-CH2-CH2-CH2-CH2- 

^ ^ - £ 4. £. 




2-Ch]or-4- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,51 




275 


-CH2-CH2-O-CH2-CH2- 




2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-a 


-CN 




3,33 




276 


-CH2-CF3 


-H 


2-CWor-4- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 




i>3 


R^ 




y5 — 


Isomer** 


1 _ ^T> 

logP 


T7_ . 

Fp.. 


277 


-CH(CF3)-CH2-CH2-CH2- 




2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-CI 


-CN 








278 


1 ,2-Diinethylpropyl 


-H 


2-Cmor-o- 
fhioiphenyl 


-H 










279 


-CH2-C{CH3)=CH2 


-C2H5 


fluoiphenyl 


¥T 
-ll 


-s^l 




^,14 




280 


-NH-CH2-CH2-CH2-CH2" 




2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


TT 


-Cl 




3,57 




281 


-NH-CH2-CH2-CH2-CH2- 




Z-Cmor-o- 
fliioipbcnyl 


TT 

-rl 


-Cl 




3,0 




282 


-CH2-CJn[2*^"v^-^^-'^"3h>^"2* 
CH2- 




z,4-Liiiiuofipnenyi 


-1^1 


-CIN 








283 


-CH2-CH=C(C2H5)-CH2-CH2- 




2,4-L) iilu orpneny 1 


-Cl 


-CN 




4, /O 




284 


-CH2-CH2-CH=C{CH3)-CH2- 




2,4-Difluorphenyl 


-CI 


-CN 




A 11 

4,33 




285 


-CH2-CH2-CH(COOCH3>. 
Cn2-CH2- 




2,4-Difluorphenyl 


-01 


-CN 




3,61 




286 


-CH2-CH2-CHDr-CH2''^"2* 


41 


2,4-Difluorphenyl 




-CN 








287 


-CH(COOCH3)-CH2-CH2- 
CH2-CH2- 


* 


2,4-Difluorpheiiyl 


-a 


-CN 




3,85 




288 


-CH2-CH7-CHF-CH2-CH2- 


* 


2,4-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




3,66 




289 


A 


*■ 


2,4-Difluorpheiiyl 


-a 


-CN 




4 




290 


-CH2-CH2-CH(CF3).CH2- 
CH2- 


* 


2y4-Difluoq>heDyl 


-Cl 


-CN 




4^ 




291 


A 


* 


2,4-Difluoipheiiyl 


-Cl 


-CN 




1,74 
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Tabelle 1 (Fortselzung) 



Bsp. 
Nr. 


Rl 


r2 


r3 






Isomer** 


logP 


Fp.: 


292 


-CH2-CH2-CH(NH-COCH3)- 
CH2-CH2- 




2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




2.51 




293 


-CH9-CHo«N(CH:iVCH7-CH7- 


* 


2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




1,47 




294 


-CH2-CH(CH3>0-CH(CH3)- 
CH2- 


* 


2,4-Difluoxphenyl 


-Cl 


-CN 




3,77 




295 


-CH2-CH2-CH2-CH2-CH2- 




2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,18 




296 


-CH2-CH2-S-CH2-CH2- 


* 


2,4-Difluotphenyl 


-a 


-CN 




3,73 




297 






2,4-Diiluoipheiiyl 


-a 


-CN 




4,38 




298 


1 ,2-Dimethylpropyl 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4.02 








-H 


2-ChloT-6- 
fluorphenyl 


-H 


-a 




3,09 




300 


2-Methoxyethyl 


n- 

ProDvl 


2,4,6-Trifluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4,1 




301 


2,2,2-Trifluor- 1 -methylediy 1 


-H 


2,6-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 


R 


3.47 




302 


1 9-F)imetlivl"nronvl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluoiphenyl 


-Cl 


-CN 


BR 


4.44 




303 


1 2-Di-inetlivInronvl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-O 


-CN 


AR 


4 47 






1 ^-Ditn^ttivlnTAnvl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


AR + BR 


4 45 




305 


1 ?*>Dimethv1nmnv1 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


AS 


4,46 








-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-Cl 


-CN 


BS 


4,46 




307 


1 ,2-Dimethylpropyl 


-H 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


-a 


-CN 


AS + BS 


4,45 




308 


-CH2-CH2-N(CH3)2 


-C2H5 


2,4-Difluoiphenyl 


-Cl 


-CN 




1,83 




309 


Allyl 


-C2H5 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




4.18 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Nr. 


r1 


r2 


R3 


xl 




Isomer* * 


locP 


Pp.: 
(°C) 


310 


(2-Furyl)methyl 


-CoH<; 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




4,18 




311 


(2-Xctraliydroiuryl)niethyl 


^Z**j 


2 ,4-Difluoipheny 1 


-a 


-CN 




4,02 




312 


-CH2-CH2-CN 


-C2H5 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




3,24 








.P^Hc 
^2"5 


^ 4-ryifliiorDlienvl 


-a 


-CN 




3 74 




314 


-CH2-COOC2H5 


-C2H5 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,81 






D - Ainnioprupy 1 


Propyl 


9 ^-T^flimmliPTivl 
A, fr.'iAiu vipimiy 1 


-Cl 


-CN 




1,75 




J ID 


1 c u aiiyciiviuiyi ^meuiyi 


ii" 

Propyl 


^jH-JL/UlUvtpilwlIjrl 


-PI 


-PN 




4 45 






z- 1 lUcnyiinetoyi 


n- 

Propyl 


Zy'H'i/iiiuoipjienyi 


-PI 


PN 








7 1 O 


z-MetnoxyetDyi 


n- 

Propyl 


^ ^ fliirt r«^1ii>i'iif1 

Zf'Hi/iiiuorpnenyi 


PI 


PM 








1 1 o 


nj- ou-^ xru-. 
-^xi2-wii2'"Wii2 


-i- 

* iwpyi 


Zy«Hi/2iJUorpncnyi 


PI 


PM 




1 77 
1,/Z 








PvoloT^T 

opyl 


9 ^T)if1iifnTk1ifinv1 


-Cl 


-CN 




3 99 






-v^no^'^v^''^ / ^**2 2 


* 


9 A-T^ifliiATnliPTivl 


-CI 


-CN 




2^57 








* 


X yT^U U 1 UV/l ^lACii jr i 


-Cl 


-CN 




4 05 




323 


-CH2-CH2-CH2-CH2- 


* 


2,4-Difluorph«iyl 


-Cl 


-CN 




3,7 




324 


-CH2-CH2-CH(OH)-CH2-CH2- 


* 


2,4-Difluorphenyl 


-a 


-CN 




2,63 




325 




* 


2,4-Difluorphenyl 


-Cl 


-CN 




3,51 






CH(CH3)-CH2- 


* 


9 ^.TVi'niiAmliPtivl 
i*,*r— JL^ IXIU vipiAwiijr I 


-Cl 


-CN 




4,98 




327 


-CH2-CH2-CH2-CH2- 
CH(CH3)- 


* 


2,4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




4,49 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 



Bsp. 


r1 


r2 


R3 


xl 




Isomer** 


logP 


Fp.: 




Nr. 
















rc) 


5 


328 


-CH2-CH2-CH2-CH(CH3)- 
CH2- 




2,4-Difluorphenyl 


-CI 


-CN 




4,59 






329 


-CH2-CH2-CH(CH3>CH2- 
CH2- 




2,4-DifluoipheDyl 


-CI 


-CN 




4,59 




10 


330 


-CH2-CH(OH).CH2-CH2-CH2- 


* 


2»4-Difluoiphenyl 


-a 


-CN 




2,83 






331 


.CH2-CH2-C(CH3)2-CH2- 
CH2- 




2,4-Difluoipbenyl 


-a 


-CN 




4,83 




IS 



# steht fur die Anknt^fiingsstelle 

20 



[0134] Die Bestimmung der logP-Wertc erfolgte gemaB EEC-Directive 79/831 Annex V AS durch HPLC (Gradienten- 
methode, AcetonitriI/0,1% wassrige Phosphorsaure) 

*) bedeutet, dass und R^ getneinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen heterocyclischen Ring 
bilden. 

**) Die Produkte wurden teilweise als Stereoisomere isolierl. "S", bzw. "R" bedeutet S- bzw. R-Konfiguration am Chi- 25 
ralitatszentrum; "AS" bedeutet eine eindeutige aber unbekannte Konfiguration am Atropiezentrum und S-Konfiguration 
am Chiraiitalszentnim, BS bedeutet die jeweils andere eindeutige aber unbekannte Konfiguration am Atropiezentrum 
und S-Konfiguration am Chiralitatszentrura. "AR" und "BR" bedeuten wiederum die jeweiligen komplementaren Konfi- 
gurationen am Atropiezentrum gepaart mit der R-Konfiguration am Chiralitatszentrum. Demnach sind bei gleichen Sub- 
stituenten "AR" und "BS", sowie "AS" und "BR" jeweils Enantiomerenpaare. 30 

Herstellung von Vorprodukten der Formel (U) 

Beispiel 332 




40 

(n-1) 



CN 

45 

Verfahren (e) 




50 

(v-i) 

55 



[0135] 48 g (0,184 Mol) 2-CTilor-4-fluor-phenylmalonsauredimethylester werden mit 19,91 g (0,184 Moi) 4-Cyano-5- 
aminopyrazol und mit 37,55 g (0,203 Mol) Tri-n-butylamin vermischt und 6 Stunden bei 180**C geriihrt. Das bei der Re- 
aktion enlstehende Methanol wird abdestilliert. AnschlieBend wird das Reaktionsgemisch auf Raumtemperatur abge- 
kiihlt. Bei 95°C und 1 mbar werden fliichtige Komponenten abdestilliert Man erhalt als Riickstand 6-(2-ChIor-4-fluori>- 60 
henyl)-5,7-dihydroxypyrazolo[l,5-a]pyrimidin-3-carbonitril in Form eines Rohproduktes, das ohne zusalzliche Reini- 
gung fiir die weitere Synthese verwendet wird. 



65 



39 



DE 102 23 917 A 1 

Vcrfahren (c) 




(n-i) 



[0136] Das zuvor erhaltene 6-(2-Chlor-4-fluor-phenyI)5,7Kiihydroxypyi^olo[l,5-a]pyrimidin-3-cari5onitril wird im 
Rohzusland in 367,3 g (2,395 Mol) Phosphoroxychlorid gelost. Man gibt bei Ramntemperatur 31,95 g (0,153 Mol) 
Phosphorpentachlorid in Portionen dazu. Dann kocht man die Mischung 12 Stunden unter Riickiluss. Die Hiichtigen 
IS Komponenten warden unter venxiindertem Druck abdestilliert, der Riickstand wild mit Dichlormethan versetzt und mil 
Wasser gewaschen. Die organische Phase wird iiber Natriumsulfat getrocknet und unter vermindertem Druck eingeengt. 
Der Riickstand wird mit 3 Teilen Cyclohexan und 1 Teil Essigsaureethylester als Laufmittel an Kieselgel chromatogra- 
phiert. Man erhalt 21 g 95,7%iges 3-Cyano-5,7-dichlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl)-pyrazolo[l,5-a]pyriinidin. 
HPLC: logP = 3,48 

20 ^H-NMR (DMSad6, Tetramethylsilan): 6 = 7.44-7.52 (IH); 7.62-7.66 (IH); 7.71-7.77 (IH); 9.03 (IH) ppm. 

[0137] 26 g (82,4 mMol) 3-Chlor-6-(2,4,6-trifluorphenyl>pyrazolo[l,5-a]pyriniidin-5,7-diol und 8,6 g (41,2 mMol) 
Phosphorpentachlorid werden in 126,3 g Phosphoroxychlorid eine Stunde bei 110**C geriihrt. Nach dem Abkiihlen wird 
die Reaktionsmischung unter Eiskiihlung niit Wasser und Dichlormethan verruhrt Die organische Phase wird abge- 
trennl, getrocknet und uni&c vermindertem Druck eingeragt. Der Riickstand wird mit Methyl-t-butylether/Petrolether 

25 (1 : 9) an Kieselgel chromatografiert. Man erhalt 5 g (16,4% der Theorie) an 3,5,7-'IVichlor-6-(2,4,6-trifluorphenyl)pyra- 
zolo[ 1 ,5-a]-pyriniidin. 
HPLC: logP = 3,97. 

Beispiel 334 




(n-3) 



40 

Verfahren (b) 

[0138] 14,2 g (11,9 mMol) 25%iges 3-Chlor-6-(2>chlor-4-fluorphenyl)-pyrazolo[l,5-a]pyrimidin-7-ol und 1,24 g 
(5,9 mMol) Phosphorpentachlorid werden in 16,3 g Phosphoroxychlorid eine Stunde bei 110°C und dann 4 Stunden 
45 ohne weitere Warmezufuhr geruhrt. Nach dem Abkiihlen wird die Reakdonsmischung unter Eiskiihlung mit Wasser und 
Dichlormethan verriihrt. Die organische Phase wird abgeu-ennt, getrocknet und unter vermindertem Druck eingeengt. 
Der Riickstand wird mit n-Hexan/Essigsaureethylester (3 : 1 bis 1 : 1) an Kieselgel chromatografiert. Man erhalt 2,1 g 
(54% der Theorie) an 3,7-Dichlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl)pyrazolo[l,5-a]-pyrimidin. 
HPLC: logP = 3,56. 

50 [0139] Nach den zuvor angegebenen Methoden werden auch die in der folgenden Tabelle 2 aufgefuhrten Verbindungen 
der Formel 




hergestellt. 
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lkbelle2 



Bsp. 
Nr. 


xl 




R3 


X2 


logP 


Fp.:CC) 


335 


-CI 


-Cl 


2-<3ilor-6-fluoiphenyl 


-CN 


3,31 




336 


-CI 


-Cl 


2-Chlor-4-fluorphenyl 


-a 






337 


-01 


-Cl 


2,4-Difluorphenyl 


-CN 


3,16 


136-38 


338 


-CI 


-Cl 


2,6-DicWorphenyl 


-CN 


3,59 




339 


-CI 


-Cl 


2,4,6-TrifluoipheDyl 


-CN 


3,2 




340 


-H 


-Cl 


2-Chlor-6-fluorphenyl 


-CN 






341 


H 


-Cl 


2-Chlor-6-fluorphenyl 


-Cl 







[0140] Die Bestimmung der logP-Werte erfolgte gemaB EEC-Directive 79/83 1 Annex V. A8 durch HPLC (Gradienlen- 
methode, Acetonitri)A),l% wassrige Phosphorsaure). 

Herstellung von Vorprodukten der Formeln (IV und (V) 

Beispiel 342 




(IV-1) 



Verfahren (d) 

[0141] 11,3 g (43,85 mMol) 2-(2-Chlor-4-fluorphenyl)-3-(dimeihylamino)-2-acrylsauremethyl und 5,2 g 
(43,85 mMol) 4-Chlor-lH-pyra2ol-5-amin werden in 11,5 ml Tri-n-butylamin 6 Stunden bei 180°C geriihrt, wobei enl- 
stehendes Methanol und Dimethylamin abdestilliert werden. AnschlieBend wird die Mischung unter vermindertem 
Druck weiter eingeengt. Man erhalt 14,2 g (27% der Theorie) 25%iges 3-Chlor-6-(2-chlor-4-fluorphenyl)pyrazolo[l,5- 
a]pyrimidi n-7-oL 

Beispiel 343 




(V-2) 



Verfahren (e) 

[0142] 11,15 g (42,5 mMol) 2-(2,4,6-Trifluorphenyl)-maIonsauredimelhylester und 5 g (42,5 mMol) 4-Chlor-lH-py- 
razol-5-amin werden in 11,5 ml Tri-n-butylamin 3 Stunden bei ISO'^C geriihrt, wobei entstehendes Methanol abdestilliert 
wird. Das Produki wird abdekantiert. Man erhalt 21 g (76% der Theorie) 49%iges 3-Chlor-6-(2,4,6-trifluorphenyl)-pyra- 
zolo[ 1 ,5-a]pyrimidin-5,7-diol. 
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Herslellung von Aminen der Fonnel (II) 



Verfahrcn (f) erste Stufe 




(XI-l) 



10 [0143] 1000 mg N-Methoxy-carbaminsaureethylester werden in 10,0 ml Dimethylformamid vorgelegl und portions- 
weise mit 403 mg Natriumhydrid versetzt, wobei die Temperatur durch Kuhlung auf 30°C eingestellt wurde. Die Reak- 
tionsmischung wird fur 2 Stunden bei 30**C geriihrt und anschlieBend mit 3 500 mg 2-Biomethyl-methylether versetzt. 
Die Reaktionsmischung wird fur 18 Stunden bei 20**C bis 25**C geriihrt und anschlieBend in 20 ml Wasser eingeriihrt. 
Die erhalt^e Reaktionsmischung wird unter vermindertem Druck zur TVockne eingeengt und viermal mil je 30 ml Di- 

IS chlormethan extrahiert. Die oiganischen Extrakte werden uber Natriumsulfat getrocknet, filtriert und unter vermindertem 
Druck zur Trockne eingeengt. 

[0144] Man erhalt 1 200 mg (N-Methoxy-N-methoxyethyl)carbaminsaure-ethylester (Reinheit 77,6%, Ausbeute 
62,6%). 



20 Verfahren (f), zweite Stufe 

^ f (m^i) 

25 H 

[0145] 200 mg (N-Methoxy-N-methoxyethyl)-carbaminsaureethylester werden in 4,0 ml wassrigem Ethanol (59%ig) 
vorgelegt, mit 240,6 mg Kaliumhydroxid versetzt und fiir 18 Stunden bei 40'*C geriihrt. Die Reaktionsmischung wird 
dann in 50 ml Wasser eingeriihrt, dreimal mit je 20 ml Diethylether und dreimal mil je 20 ml Dichlormethan extrahiert. 
Die vereinigten organischen Phasen werden zweimal mit je 20 ml Wasser gewaschen, getrocknet und bei 20°C unter ver- 
so mindertem Druck auf ein Volumen von 20 ml eingeengt. 

[0146] Die erhaltene Losung wird unter Eiskiihlung mit 2 ml Salzsaure versetzt, 1 Stunde bei Raumtemperatur geruhrt 
und bei 20°C unter vermindertem Druck zur Trockne eingeengt. 

[0147] Das erhaltene Produkt wird dreimal mit je 15 ml Methanol digeriert und anschlieBend bei 20^C unter vermin- 
dertem Druck zur Trockne eingeengt. 
35 [0148] Man erhalt 140 mg N-Methoxy-N-methoxyethylamin-hydrochlorid (Ausbeute 87,6%). 



Beispiel 344 
Verfahren (g), erste Stufe 



^c-oCgHg (xm-i) 

CH— 

45 ^O-CHg-CH^-O-CHg 

[0149] Ein Gemisch aus 1000 mg N-Hydroxy-N-methyl-carbaminsaure-ethylester, 1 1 66 mg 2-Bromethyl-methylether 
und Riihren auf Ruckflusstemperatur erhitzt und dann tropfenweise mit einer Losung von 493 mg Kaliumhydroxid in 
5 ml Ethanol versetzt. Man kocht das Reaktionsgemisch 10 Stunden unter Ruckfluss und arbeitet dann auf, indem man 

50 das Reaktionsgemisch filtriert und das FilUrat unter vermindertem Druck einengt. Der verbleibende Ruckstand wird mit 
einem Gemisch aus Wasser und Essigsaureediylester versetzt. Die organische Phase wird abgetrennt, mit gesattigter, 
wassriger Ammoniumchlorid-Losung und dann mit Wasser gewaschen. AnschlieBend wird die organische Phase iiber 
Natriumsulfat getrocknet und unter vermindertem Druck eingeengt. Man erhalt auf diese Weise 0,7 g eines PVoduktes, 
das gemaB Gaschromatogramm zu 83% aus (N-Methyl-N-methoxyethoxy)-carbaminsaure-ethylester besteht. Die Aus- 

55 beute errechnet sich danacb zu 39% der Theorie. 



Verfahren (g), zweite Stufe 



O-CH— CH^OCHj 

" H V 
CH3 



65 [0150] Ein Gemisch aus 200 mg (N-Methyl-N-methoxyethoxy)-carbaminsaure-elhylesler, 4 ml Ethanol und 4 ml Was- 
ser wird mit 240,6 mg pulverisiertem Kaliumhydroxid versetzt und 2 Stunden bei 40**C geriihrt. Das Reaktionsgemisch 
wird danach in 50 ml Wasser eingeriihrt, dann dreimal mit je 20 ml Diethylether und anschlieBend dreimal mit je 20 ml 
Methylenchlorid extrahiert Die vereinigten organischen Phasen werden zweimal mit je 20 ml Wasser gewaschen, iiber 
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Natriumsulfat getrocknet und bei Raumtemperatur unter vemiindertem Diuck auf ein Volumen von 20 ml eingeengt. Die 
erhaltene Losung wird unter Eiskuhlung mit 1 ml etheriscber Salzsaure versetzt. Die sich abscheidenden Kristalle war- 
den abfiltriert und getrocknet Man eriialt auf diese Weise 190 mg an N-Methyl-N-methoxyethoxy-amin-hydrochiorid. 

Beispiel 345 5 

Verfahren (h), erste Stufe 

S 

^C-OCjHg 10 

CH3 <fH-N^ (XVI-1) 

CH3 CH3 

15 

[0151] Ein Gemisch aus 2000 mg N-(2,2,2-Trifluor-l-methyl-ethyl)-carbaminsaiire-ethylester und 20 ml Tetrahydro- 
furan wird bei Raumtemperatur unter Ruhren mit 475 mg Natriumhydrid versetzt. Danach wird unter Ruhren bei Raum- 
temperatur eine Losung von 4600 mg lodmethan in 10 ml Tetrahydrofuran hinzugetropft. Das Reaktionsgemisch wird 16 
Stunden bei 50**C geriihrt und dann mit Wasser versetzt. Man exd^iert dreimal mit je 20 ml Methylenchlorid, trocknet 
die vereinigten organischen Phasen uber Natriumsulfat und engt unter vermindertem Druck ein. Man erhalt 1000 mg ei- 20 
nes Produktes, das gemaB Gaschromatogranun zu 75% aus N-(2,2,2-Trifluor-l-methyl-ethyl)-N-methyl-carbaminsaure- 
ethylester besteht. Die Ausbeute errechnet sich danach zu 34,86%. 



Verfahren (h), zweite Stufe 



CF,— (pH-NH-CH, 



Beispiel 346 
Verfahren (i) 



CH, 



R®— N ^ ^ (XI) 



\ 



OCH, 



25 



CH3 

[0152] Ein Gemisch aus 1000 mg N-(2,2,2-Trifiuor-l-methyl-ethyl)-N-methyl-carbaminsaure-ethylester, 20 ml Etha- 30 
nol und 20 ml Wasser wird mit 1070 mg pulverisiertem Kaliumhydroxid versetzt und 66 Stunden bei 40**C geriihrt. Da- 
nach wird das Reaktionsgemisch mit Wasser verdiinnt und dreimal mit je 20 ml eines Gemisches extrahiert, das zu glei- 
chen Teilen aus Methylenchlorid und Diethylether besteht. Die vereinigten oiganischen Phasen werden iiber Natriumsul- 
fat getrocknet und dann bei Raumtemperatur unter leicht vermindertem Druck eingeengt. Die erhaltene Losung wird un- 
ter Eiskuhlung mit etherischer Salzsaure versetzt und 60 Stunden bei Raumtemperatur geriihrt. Nach dem Einengen unter 35 
vermindertem Druck erhalt man 280 mg an N-(2,2,2-Trifluor-l-methyl-ethyl)-N-methylamin-hydrochlorid. Die Aus- 
beute errechnet sich danach zu 34% der Theorie. 



40 



I (in-4) 45 

[0153] 600 mg N(l-TrifluormethyI-2-propen)-carbaminsaurebenzylesler werden in 8,0 ml 16%iger Salzsaure fiir 1,5 
Stunden unter Ruckfluss erhitzt. Nach dem Abkiihlen auf 20°C wird zweimal mit je 20 ml Diethylether extrahiert. 50 
[0154] Die verbleibende wassrige Phase wird unter vermindertem Druck zur Trockne eingeengt und dreimal mit je 
10 ml Methanol versetzt. Nach Entfemen des Methanols unter vermindertem Druck werden 3l0mg an (1-Trifluorme- 
thyl-prop-2-en)-amin-hydrochlorid isoliert. Die Ausbeute errechnet sich danach zu 82,9% der Theorie. 
[0155] Nach den zuvor angegebenen Methoden lassen sich auch die in den folgenden l^bellen angegebenen Carba- 
mate herstellen. SS 

Tabelle 3 

o 



60 



65 
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5 


Beispiel-Nr. 


Verb.- 
Nr. 




logP 




347 


XI-2 


CH^(j;H— CHj— 


2,38 


10 






CH3 






348 


XI-3 


CHj — C CHj — 




IS 






CH3 





TabeUe4 



20 



25 



30 



35 



CH3— 



C— OC,H, 



2' "6 



(xm) 



Beispiel-Nr. 


Verb.- 
Nr. 


R6 


Physikaliscbe Konst 


349 


xin-2 


CH~(jJ CHj— 

CH3 





40 



45 



cFr— ch-n: 



o 

11 

— OC2H5 



CH3 



TabeUe 5 



pcvi) 





Beispiel-Nr. 


Verb.- 


R7 


Physikaliscbe Konst 


50 




Nr. 








350 


XVI-2 


-C2H5 


IH-NMR (400 MHz, CD3CN): 

5 (ppm) = 1,13 (t, CH^CH9N), 1,21 


55 








(t, CHuCHCFQ. 1,23 (t, CH^CH^O). 
3,20 (m, CH7N. CTCFj), 4,1 (q. 


60 








CH3CH7O). 



[0156] Nach den zuvor angegebenen Methoden lassen sich auch die in der folgenden Tabelle aufgefiihrten Amine her- 
stellen. 



65 
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Tabelle 6 



Beispiel- 
Nr. 


Verb.- 
Nr. 






rnysikaL Konst. 


351 


m-5 


CHr— CH — CH5— 
3 , 2 

CH3 


.OCH3 


IH-NMR (400 MHz, CD3CN): 
8(ppm) = 1,03 (d, giahCH), 
3,06 (d, Oiz). 3,28 (b, 
(CH3)7CH), 4,01 (s, OCH3) 


352 


m-6 


CHpC-CH— 
CH 


-OCH3 


IH-NMR (400 MHz, DMSO): 

CH3(CCH2)CH2), 3,29 (b, NH, 
CH3(CCH2)CH2, OCH3), 7,89, 
5,02 (2 s, CH3(Cqi2)CH2). 


353 


ID-? 


ch;^c— CH — 

CH3 






354 


m-8 


CH3 


-C2H5 


>H-NMR (400 MHz, DMSO): 
5(ppm) = 1,06 (m. CH3CH2N, 
CH^tCHCF^), 3,20 (m, CH?N). 
4,1 (m, CTCTa). 



[0157] Die in den Beispielen 351 bis 354 aufgefiihrten Amine wurden jeweils in Form ihrer Hydrochloride isoliert und 
charakterisiert. 

Verwendungsbeispiele 
Beispiel A 
Venturia-Test (Apfel)/protektiv 

Losungsmittel: 24^ Gewichtsteile Aceton 

24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid 

Emulgator: 1,0 Gewichtsteile Alkyl-Aryl-Polyglykolether 

[ 0158] Zur Herstellung einer zweckmafiigen WirkstofFzuberdtung vermischt man 1 Gewichtsteil WirkslofF mit den an- 
gegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdunnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewiinschte Konzen- 
tration. 

[0159] Zur Priifung auf protektive Wirksamkeil warden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzubereitung in der angegebe- 
nen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen rait einer wassrigen Konidien- 
suspension des Apfelschorferregers Venturia inaequalis inokuliert und veriileiben dann 1 Tag bei ca. 20**C und 100% re- 
lativer Luftfeuchtigkeit in einer Inkubationskabine. 

[0160] Die Pflanzen werden dann im Gewachshaus bei ca. 21°C und einer relativen Luftfeuchtigkeit von ca. 90% auf- 
gestellt. 

[0161] 10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutel 0% ein Wirkungsgrad, der demjenigen 
der Konurolle entspricht, wahrend ein Wrkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird. 
[0162] In diesem Test zeigen die in den Beispielen 1, 3, 6, 7, 12, 13, 21, 28, 29, 34, 46, 50, 52, 95, 108, 110, 138, 145, 
231 und 252 aufgefiihrten Stoffe bei einer Aufwandmenge von 100 g/ha einen Wiricungsgrad iiber 90%. 



45 



DE 102 23 917 A 1 



Beispiel B 

Botrytis-Test (Bohne)/protektiv 

5 Losungsmitlel: 24,5 Gewichtsteile Aceton 24,5 GewichtsteUe Dimethylacetamid 
Emulgator: 1,0 Gewichtsteile Alkyl-Aryl-Polyglykolether 

[0163] Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mil den an- 
gegebenen Mengen Losungsmittel und Bmulgator und verdilnnt das Konzentrat mit ^^ser auf die gewtinschte Konzen- 
tralion. 

10 [0164] Zur Prufung auf prolektive Wrksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wrkstoff zubereitung in der angegebe- 
nen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden auf jedes Blatt 2 kleine mit Botrytis cinma 
bewachsene Agarstuckchen aufgelegt. Die inokulierten Pflanzen werden in einer abgedunkelten Kammer bei ca. 20^C 
und 100% relativerLuitfeuchtigkeit aufgestellt. 

[0165] 2 Ikge nach der Inokulation wird die GroBe der Befallsflecken auf den Blattem ausgewertet. Dabei bedeutet 0% 
15 ein Wrkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricbt, wahrend ein ^^^ungsgrad von 100% bedeutet, dass kein 
Befall beobachtel wird. 

[0166] In diesem Test zeigen die in den Beispielen 1, 3, 6, 7, 12, 13, 21, 28, 29, 34, 46, 50, 52, 95, 108, 110, 138, 145, 
231 und 252 aufgefuhrten StofFe bei einer AufSvandmenge von 500 g/ha einen Wirkungsgrad uber 90%. 

20 Beispiel C 

Altemaria-Test (Tomate)/protektiv 

Losungsmittel: 49 Gewichtsteile N,N-Dimethylfonnamid 
25 Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether 

[0167] Zur HersteUung einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit den an- 
gegebenen Mengen lojsungsmittel und Emulgator und verdunnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewiinschte Konzen- 
tration. 

[0168] Zur Prufung auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Tomatenpflanzen mit der WrkstofFzubereitung in 
30 der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandlung werden die Pflanzen mit einer Sporensuspension von Al- 
temaria solani inokuliert und stehen dann 24 h bei 100% rel. Feuchte und 20^C. AnschlieBend stehen die Pflanzen bei 
96% rel. Luftfeuchtigkeit und einer Temperatur von 20'*C. 

[0169] 7 Tage nach der Inokulation erfolgt die Ausw^tung. Dabei bedeutet 0% ein ^A^rkimgsgrad, der demjenigen der 
Kontrolle entspricht, wahrend ein Wurkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird. 
35 [0170] In diesem Test zeigen die in den Beispielen 6, 7, 14, 21, 148 und 230 aufgefuhrten Stofife bei einer Aufwand- 
menge von 750 g/ha einen Wrkungsgrad von mindeslens 90%. 

Beispiel D 

40 Fusarium nivale (var. majus)-Test (Weizen)/protektiv 

Losungsmittel: 25 Gewichtsteile N,N-Dimethylacetamid 
Emulgator: 0,6 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether 

[0171] Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil WirkstofiF mit den an- 
45 gegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewiinschte Konzen- 
tration. 

[0172] Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzubereitung in der angegebe- 
nen Aufwandmenge bespriiht. Nach AnU-ocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit einer Konidiensuspension 
von Fusarium nivale (var. majus) bespriiht. 
50 [0173] Die Pflanzen werden in einem Gewachshaus unter lichtdurchlassigen Inkubationshauben bei einer Ibmperatur 
von ca. 15°C und einer relativen Luftfeuchtigkeit von ca. 100% aufgestellt. 

[0174] 6 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0% ein Wu*kungsgrad, der demjenigen der 
Kontrolle entspricht, wahrend ein Wirkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird. 
[0175] In diesem Test zeigen die in den Beispielen 3, 6 und 145 aufgefuhrten Stofife bei einer Aufwandmenge von 
55 500 g/ha einen Wirkungsgrad von mindestens 80%. 

Beispiel E 
Pyricularia-Test (Reis)/protektiv 

60 

Losungsmittel: 25 Gewichtsteile NJ^-Dimethylacetamid 
Emulgator: 0,6 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether 

[0176] Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wu-kstoffzubereilung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit der an- 
gegebenen Menge Losungsmittel und verdunnt das Konzenu-at mil Wasser und der angegebenen Menge Emulgator auf 
65 die gewiinschte KonzenU-ation. 

[0177] Zur Prufung auf prolektive Wirksamkeit bespritzt man junge Reispflanzen mit der Wrkstoffzubereitung in der 
angegebenen Aufwandmenge. Nach dem Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit einer wassrigen Spo- 
rensuspension von I*yricularia oryzae inokuliert. AnschlieBend werden die Pflanzen in einem Gewachshaus bei 100% re- 
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lativer Luftfeuchtigkeil und 25**C aufgeslellt. 

[0178] 6 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0% dn Wikungsgrad, der demjenigen der 
Kontrolle entspricht, wahrend ein Wirkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein BefaU beobachtet vIm, 
[0179] Bei diesem Test zeigen die in den Beispielen 3, 7, 54 und 74 aufgefuhrten StoiTe bei einer Aufwandmenge von 
500 g/ha einen Wirkungsgrad von mindestens 75%. 5 

Bei spiel F 



Pluteila-Test 

10 

Ldsungsmittel: 100 Gewichtsteile Aceton 
1900 Gewichtsteile Methanol 

[0180] Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoffeubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit der an- 
gegebenen Menge Losungsmittel und verdOnnt das Konzentrat mit Methanol auf die gewUnschten Konzentrationen. 
[0181] Auf eine genormte Menge Kunstfutter wird eine angegebene Menge W^stofifzubereitung der gewiinschten 15 
KonzenU^tion pipettiert. Nachdem das Methanol verdunstet ist, werden ca. 2(X)-300 Eier der Kohlschabe (Plutella xylo- 
Stella) auf das Fuller gegeben. 

[0182] Nach der gewiinschten Zeit wird die Abtotung der Eier bzw. Larven in % bestinunt. Dabei bedeutet 100%, dass 
alle Here abgetotet wurden; 0% bedeutet, dass keine Here abgetotet wurden. 

[0183] In diesem Test zeigt der im Beispiel 145 aufgefuhrte Stoff bei einer Wirkstoffkonzentration von 1000 ppm ei- 20 
nen Abtotungsgrad von iiber 90%. 



Fatentanspriiche 



1. Pyrazolopyrimidine der Formel 




(D. 



30 



35 



in welcher 

fur Amino, Hydroxy oder fur jeweils gegeben enf alls substituittes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cyloalkyl, Alkoxy, 
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkyloxy, Alkylamino, Dialkylamino, Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkyla- 
mino, N-Cycloalkyl-N- Alkylamino, AlkyUdenamino oder Heterocyclyl steht, 40 

fiir Wasserstoif oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl oder Cycloalkyl steht, 
Oder 

und R^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen gegebenenfalls substituierten hete- 
rocylischen Ring bilden, 

R-' fur gegebenenfalls substituiertes Aryl steht, 45 
fiir Wasserstoff oder Halogen steht und 

fiir Halogen, Cyano, Nitre, Halogen aUcyl, Formyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyl, Hydroxyiminoalkyl oder 
Alkoxyiminoallcyl steht, 

sowie Saure-Additionssalze von denjenigen Verbindungen der Formel (I), 

in denen 50 
R^ fiir Amino steht. 

2. Verfahren zur Herstellung von Pyrazolopyrimidinen der Formel (I) gemaB Anspruch 1, dadurch gekennzeichoet, 
dass man 

a) Halogen- pyrazolopyrimidine der Formel 




(n), 



55 



60 



in welcher . 65 

R^, X^ und X^ die oben angegebenen Bedeutungen haben und 
Y* fur Halogen sleht, 
mil Aminen der Formel 
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I m 

H 

in welcher 

und die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdunnungsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators und 
gegebenenfalls in Gegenwart eines Saureakzeptors, umsetzt, 
und gegebenenfalls an die so eihaltenen Verbindungen der Formel (I), in denra 

fur Amino steht, 
eine Saure addiert. 

3. Mittel zur Bekampfiing von Schadorganismen, gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einem Pyrazo- 
lopyrimidin der Formel (I) gemaB Anspruch 1 bzw. an einem Saureadditions-Salz davon neben Streckmilteln und/ 
Oder oberflachenaktiven StofFen. 

4. Verwendung von Pyrazoiopyrimidinen der Formel (I) gemaB Anspruch 1 bzw. von deren Saureadditions-Salzen 
zur Bekampfung von Schadorganismen. 

5. Verfahren zur Bekampfung von Schadoiganismen, dadurch gekennzeichnet, dass man Pyrazolopyrimidine der 
Formel (I) gemafi Anspruch 1 bzw. deren Saureadditions-Salze auf die Schadoiganismen und/oder deren Lebens- 
raum ausbringt. 

6. Verfahren zur Herstellung von Mitteln zur Bekampfung von Schadorganismen, dadurch gekennzeichnet, dass 
man Pyrazolopyrimidine der Formel (I) gemaB Anspruch 1 bzw. deren Saureadditions-Salze mit Streckmilteln und/ 
Oder oberflachenaktiven Stoffen vcrmischt. 

7. Halogen-pyrazolopyrimidine der Formel 




(H). 



in welcher 

R^ fiir gegebenenfalls substituierles Aryl steht, 
fiir WasserstofF oder Halogen steht und 

fiir Halogen, Cyano, NiUro, HalogenalkyU Formyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyl, Hydroxyiminoalkyl oder 
Alkoxyiminoalkyl steht und 
fur Halogen steht. 

8. Verfahren zur Herstellung von Halogen-pyrazolopyrimidinen der Formel (11) gemaB Anspruch 7, dadurch ge- 
kennzeichnet, dass man 

b) Hydroxy-pyrazolopyrimidine der Formel 




in welcher 

R^ und die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

mil Halogenierungsmitteln, gegebenenfalls in Gegenwart eines Vi^dunnungsmittels umsetzt, 
oder 

c) Dihydroxy-pyrazolopyrimidine der Formel 



OH 




in welcher 

R*^ und X^ die oben angegebenen Bedeutungen haben. 
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mil Halogenieningsmitteln, gegebenenfalls in Gegenwart eincs Verdunnungsmittels umsetzl. 
9. Hydroxy-pyrazolopyrimidine der Fonnel 



(IV) 



in welcher 

R"* fur gegebenenfalls substituiertes Aryl steht und 

fiir Halogen, Cyano, Nitro, Halogenalkyl, Formyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyl, Hydroxyiminoalkyl oder 
Alkoxyiminoalkyl steht. 

10. Verfahren zur Herstellung von Hydroxy-pyrazolopyrimidinen der Formel (IV) gemaB Anspruch 9, dadurch ge- 
kennzeichnet, dass man 

d) Acrylsaureester der Formel 

coor"^ 

in welcher 

die oben angegebene Bedeutung hat, 
R^ fur Alkyl steht und 

fiir Alkoxy oder Dialkylamino steht, 
mil Aminopyrazolen der Formel 




(vn) 



in welcher 

die oben angegebene Bedeutung hat, 
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdunnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart einer Base umsetzt. 
1 1 . Dihydroxy-Pyrazolopyrimidine der Formel 



QH 




(V) 



in welcher 

R^ fiir gegebenenfalls substituiertes Aryl steht und 

X^ fiir Halogen, Cyano, Nitro, Halogenalkyl, Formyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyl, Hydroxyiminoalkyl oder 
Alkoxyiminoalkyl steht. 

12. Verfahren rur Herstellung von Dihydroxy-pyrazolopyrimidinen der Formel (V) gema£ Anspruch 11, dadurch 
gekennzeichnet, dass man 
e) Malonesier der Formel 



coor' 



(Yin) 



COOR^ 



in welcher 

R-' die oben angegebenen Bedeutung hat und 

R^ fiir Alkyl steht, 

mit Aminopyrazolen der Formel 
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(vn) 

in welcher 

10 die oben angegebene Bedeutung hat, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdunnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart einer starken Base 
umsetzt. 

15 

20 



25 



30 



35 



40 



45 



50 



55 



60 



H 



50 



